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(57) Abstract: The invention relates to the use of compounds from the group of (2-hydrox- 
yphenyl) alcohols and the derivatives thereof for bleaching skin and/or hair as well as cosmetic 
or therapeutic formulations containing said compounds from the group of (2-hydroxyphenyl) 
J alcohols. According to a first embodiment of the invention, a compound of formula (I), wherein 

n = 1-10, R^ represents a substituent from the group comprising H, branched or straight C1-C14 
alkyl or alkenyl, substituted or unsubstituted arylalkyl, cyclohexyl, cyclopentyl, substituted or 
unsubstituted phenyl, substituted or unsubstituted monosaccharide, SO3, (CH2)i.ioOH, COR, 
SiRR'R", SR, PO3RR', or formula (la), R, R', R" independently representing H, C1-C14 alkyl, 
Ci-Ci4alkenyl, C1-C14 alkynyl, cyclohexyl, cyclopentyl, substituted or unsubstituted phenyl, or 
a heterocyclic ring, and R^ represents an enzymatically cleavable substituent or a substituent 
(lA) selected independently of R^ from the group comprising H, branched or straight C1-C14 alkyl 
or alkenyl, cyclohexyl, cyclopentyl, substituted or unsubstituted phenyl, is used for bleaching 
skin and/or hair. 



(57) Zusammenfassung: Die Erfindung betrifft die Verwendung von Verbindungen aus der Gruppe der (2-Hydroxyphenyl)-alko- 
hole und seiner Derivate zur Aufhellung von Haut und/oder Haar sowie kosmetische oder therapeutische Formulierungen, die die 
Verbindungen aus der Grruppe der (2-Hydroxyphenyl)-alkohole enthalten. Gemass einem ersten Aspekt der vorliegenden Erfindung 
wird u.a eine Verbindung der Formel (I) mit n = 1 - 10, R^ einem Substituenten aus der Gruppe H, verzweigter oder unverzweigter 
Ci-Ci4-Alkyl- oder Alkenyl, substituierter oder unsubstituierter Arylalkyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl, substituierter oder unsubstitu- 
ierter Phenyl, substituiertes oder unsubstituiertes Monosaccharid, SO3, (CH2)i-ioOH, COR, SiRR'R", SR, PO3RR' oder Formel (la), 
wobei R, R', R" unabhangig voneinander ausgewahlt fur H, Ci-Ci4-Alkyl, -Alkenyl oder -Alkynyl, Cydohexyl, Cydopentyl, substi- 
tuierter oder unsubstituierter Phenyl oder einen heterozyklischen Ring stehen, sowie R^ einem enzymatisch spaltbaren Substituenten 
oder einem unabhangig von R^ausgewahlten Substituenten aus der Grruppe H, verzweigter oder unverzweigter Ci-Ci4-Alkyl- oder 
Alkenyl, Cydohexyl, Cyclopentyl, substituierter oder unsubstituierter Phenyl zur Aufhellung von Haut und/oder Haar verwendet. 
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EE, ES, FI, FR, GB, GR, HU, IE, IS, IT, LT, LU, MC, NL, 
PL, PT, RO, SE, SI, SK, TR), OAPI (BE, BJ, CE, CG, CI, 
CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG). 

VeroffentUcht: 

— mit intemationalem Recherchenbericht 



Zur Erkldrung der Zweibuchstaben- Codes and der anderen Ab- 
kurzungen wird auf die Erkldrungen ("Guidance Notes on Co- 
des and Abbreviations") am Anfang jeder reguldren Ausgabe der 
PCT-Gazette verwiesen. 
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Verwendung von (2-Hydroxyphenyl)-alkoholen sowie diese Verbindungen 
enthaltende kosmetische Oder therapeutische Formulierungen 



Die Erfindung betrifft die Verwendung von Verbindungen aus der Gruppe der 
35 (2-Hydroxyphenyl)-alkohole und seiner Derivate zur Aufhellung von Haut 
und/oder Haar sowie kosmetische Oder therapeutische Formulierungen, die 
die Verbindungen enthalten. 

Hautaufhellende Wirkstoffe greifen in irgendeiner Form in den Melanlnmeta- 
bolismus bzw. -katabolismus ein. Die in der Regei braun bis schwarz 

40 gefarbten Melanin-Pigmente werden in den l\4elanozyten der Haut gebildet, in 
die Keratinozyten ubertragen und verursachen die Farfoung der Haut Oder der 
Haare. Die braun-schwarzen Eumelanine werden In Saugetieren 
hauptsachlich aus hydroxysubstituierten aromatlschen Aminosauren wie L- 
Tyrosin und L-DOPA, die gelben bis roten Phaomelanine zusatzlich aus 

45 schwefelhaltigen l\^olekulen gebildet {Cosmetics & Toiletries 1996, 111 (5), 
43-51). Ausgehend von L-Tyrosin wird durch das kupferhaltige 
Schlusselenzym Tyrosinase L-3,4-Dihydroxyphenylalanin (L-DOPA) gebildet, 
welches wiederum durch Tyrosinase zu Dopachrom umgewandelt wird. 
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Letzteres wird uber mehrere, durch verschiedene Enzyme katalysierte Schritte 
zu Melanin oxidiert. 

Hautaufhellende Mittel werden aus verschiedenen Grtinden gebraucht: Sind 
die Melanln-bildenden Melanozyten in der menschlichen Haut aus irgend- 

5 einem Gmnd nicht gleichmafiig verteilt, kommt es zu Pigmentflecken, die 
entweder heller oder dunkler als die umgebenden Hautareale sind. Um dieses 
Problem zu beheben, werden auf dem Markt Haut- und Haaraufhellungsmittel 
angeboten, die solche Pigmentflecken zumindest teilweise auszugleichen 
helfen. Zudem besteht fur viele Menschen das Bedurfnis, ihre naturlicherweise 

10 dunkle Hautfarbe aufzuhellen oder der Hautpigmentierung vorzubeugen. 
Dafur sind sehr sichere und wirkungsvolle Haut- und Haaraufhellungsmittel 
notwendig. Viele Haut- und Haaraufhellungsmittel enthalten mehr oder minder 
Starke Tyrosinase-lnhibitoren. Damit wird jedoch nur ein mdglicher Weg der 
Haut- und Haaraufhellung beschritten. 

15 Daruber hinaus werden auch UV-absorblerende Substanzen zum Schutz 
gegen die durch UV-Llcht induzierte Zunahme der Hautpigmentierung 
eingesetzt. Dies ist jedoch ein rein physikallsch bedingter Eflfekt und muss 
unterschieden werden von der biologischen Wirkung hautaufhellender Mittel 
auf die zellulare Melanin-Bildung, die auch in Ati(&esenheit von UV-Licht 

20 nachweisbar ist. UV-Absorber bewirken zudem keine echte Hautaufhellung, 
sondem verhindem lediglich die durch UV-Licht induzierte Zunahme der 
Hautpigmentierung. 

In handelsublichen kosmetischen oder therapeutischen Haut- und 
Haaraufhellungsfbrmulierungen werden insbesondere Hydrochinon, 
25 Hydrochinonderivate wie z.B. Arbutin, Vitamin C, Derivate der Ascorbinsaure 
wie Z.B. Ascorbylpalmitat, Kojisaure und Derivate der Kojisaure wie z.B. 
Kojisauredipalmitat verwendet. 

Einer der am haufigsten venAfendeten Haut- und Haaraufheller ist 
Hydrochinon. Diese Verbindung hat jedoch einen zytotoxischen Efiekt auf 
30 Melanozyten und wirkt irritierend auf die Haut Daher sind solche Praparate 
Z.B. in Europe, Japan und Sudafrika fur kosmetische Anwendungen nicht 
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mehr zulassig. Zudem ist Hydrochinon sehr oxidationsempfindlich und nur 
schwierig in kosmetischen Formulierungen zu stabilisieren. 

Arbutin ist ein Hydrochinon-Glucosid, das in situ zu Hydrochinon hydrolysiert 
und daher toxikdogisch ebenso bedenMich ist wie Hydrochinon. 

5 Vitamin C und Ascorbinsaurederivate haben nur eine unzureichende Wirkung 
auf der Haut. Sie wirken zudem nicht direkt als Tyrosinase-Hemmstoffe, 
sondem reduzieren die farbigen Zwischenstufen der Melaninbk)synthese. 

Kojisaure (5-Hydroxy-2-hydroxymethyl-4-pyranon) ist ein Tyroslnaseinhlbitor, 
der iiber eine Chelatisierung der Kupferatome des Enzyms dessen 
10 katalytische Wirkung hemmt; sie wird in kommerziellen Haut- und 
Haaraufhellungsmitteln eingesetzt, besitzt jedoch ein hohes sensibilisierendes 
Potential und verursacht Kontaktatlergien. 

Salicin wird vielfach in der Kosmetik als Wirkstoff gegen Fatten, atte, trockene 
und rauhe Haut sowie als Schutz gegen Entzundungen und zur Forderung der 
15 Wundheilung eingesetzt. 

In JP 2002275060 A2 sind Salicylsaure- und Salicylalkohol-Derivate als 
Wirkstoffe beschrieben, die die Hautbraunung stimulieren. 

Funayama et al. (Seibutsu Kogaku Kaishi (1997), 75(5), 333-337) haben die 
Inhibition der Melanogenese verschiedener Polyphenol-Glucoside an B16- 
20 Maus-Melanoma-Zellen untersucht, darunter auch 2-Hydroxybenzylalkohol-a- 
D-Glucosid (a-SalicIn). Fur Letzteres wurde Jedoch keine Inhibition der 
Melanogenese in B16-Zellen gefunden. 

Es war die Aufjgabe der vorliegenden Erfindung, den Nachteilen des Standes 
der Technik abzuhelfen und insbesondere hochwirksame Hautaufheller 
25 anzugeben, die vorzugsweise Tyrosinase oder andere zellulare Mechanismen 
der Pigmentiemng inhibieren. 

Gemaft einem ersten Aspekt der vorliegenden Erfindung wird die gestellte 
Aufgabe geldst durch Venivendung einer Verbindung der Formel (I) 
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wobei gilt: 

5 n=1-10, 

ist ausgewahit aus der Gmppe bestehend aus: H, verzweigtes Oder 
unverzweigtes Ci-Cu-AlkyI, verzweigtes Oder unverzweigtes CVCu-Alkenyl, 
verzweigtes Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkinyl, substituiertes Oder 
unsubstituiertes Arylallcyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl, substituiertes Oder 
10 unsubstituiertes Phenyl, sut>stituiertes Oder unsubstituiertes Monosaccharid, 
SO3H, SOaNa. 



(CH2)i.ioOH, COfC SiRR'R", POaHNa, POaNaz und 

wobei R, R', R" unabhangig voneinander ausgewahit sind aus der Gmppe 
bestehend aus: H. Ci-Ci4-AII^, C2-Ci4-Alkenyl, C2-Ci4-Alkinyl, Cyclohexyl, 
15 Cyclopentyl, substituiertes Oder unsubstituiertes Phenyl und heterozyklischer 
Ring, 

sowie 

R^ ist ein enzymatisch spaltbarer Substituent Oder ausgewahit aus der Gruppe 
bestehend aus: H, verzweigtes oder unverzweigtes Ci-Ci4-Alkyl, verzweigtes 
20 Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, verzweigtes Oder unverzweigtes C2-C14- 
Alkinyl, Cydohexyl. Cyclopentyl, substituiertes und unsubstituiertes Phenyl 
Oder substituiertes oder unsubstituiertes ArylalkyI 
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zur Aufhellung von Haut und/oder Haar. 

Die Verbindungen der Formel (I) schlieKen deren Stereoisomere und 
Tautomere sowie beliebige Gemische dieser Isomere ein. Weiterhin umfiassen 
die Verbindungen der Formel (I) alle dazugehorigen Saize, insbesondere 
5 Alkali- und Erdalkalisalze. 

Oberraschenderwelse wurde in eigenen Untersuchungen gefunden, dass die 
erfindungsgemaK einzusetzenden Verbindungen der Formel (I) besonders 
effizient die Pigmentierung von Melanozyten hemmen. Insbesondere sind 
viele der erfindungsgemaHen (2-Hydroxyphenyl)-alkohole wesentlich 
10 wirksamer als Kojisaure. Daher konnen sie in hervorragender Weise als 
Wirkstoffe in kosmetischen (einschliefilich dermatologischen) und 
therapeutischen Haut- und Haaraufhellungsmittein verwendet werden. 

Innerhalb der Gruppe der Verbindungen der Formel (I), die erfindungsgemaK 
zur Aufhellung von Haut und Haar eingesetzt werden konnen, sind 
15 Verbindungen bevorzugt, bei denen 

ein enzymatisch spaltbarer Substituent aus der Gruppe SO3H, SOsNa, 
'(CH2)i-ioOH, COR, POaHNa und P03Na2 ist, wobei R. R' Unabhangig 
voneinander ausgewahit sind aus der Gruppe bestehend aus: H, Ci-Ci4-Alkyl, 
C2-Ci4-Alkenyl, C2-Ci4-Alkinyl, Cydohexyl, Cyciopentyl, substituiertes Oder 
20 unsubstituiertess Phenyl und heterozykltscher Ring. 

Oder 

R^ ein enzymatisch spaltbares, substituiertes Oder unsubstituiertes 
Monosaccharid aus der Gruppe Glucose, Mannose Oder Galactose ist. 

Letztgenannte Monosaccharide liegen vorzugsweise in einer Pyranose-Form 
25 vor. Substituierte Monosaccharide umfassen insbesondere 6'-0- 
Acetylpyranosen, 6'-0-Benzoylpyranosen, 2'-0-Acetylpyranosen und 2'-0- 
Benzoylpyranosen. 
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Weiterhin sind innerhalb der Gruppe der Verbindungen der Formel (I) - 
besonders bei Vorliegen eines in zuvor geschilderter Weise enzymatisch 
spaltbaren Substituenten - Verbindungen bevorzugt, bei denen gilt: 

n=1 -4. 

5 ist ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus: H, verzweigtes oder 

unverzweigtes Ci-Ci4-Allcyl, verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Allcenyl, 
verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkinyl, substituiertes oder 
unsubstituiertes ArylalkyI, substituiertes oder unsubstituiertes Plienyl, 
substituiertes oder unsubstituiertes IS^onosaccharid, (CH2)i.ioOH, COR, SR. 



10 PO3RR' und 

wobei R, R' unabhangig voneinander ausgewahit sind aus der Gruppe 
bestehend aus: H und Ci-Gi4-Alkyl. 

Femer sind Verbindungen der Formel (I) bevorzugt, bei denen gilt 
n = 1 -4, 

15 R^ ist ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus: H, verzweigtes oder 
unverzweigtes Ci-Ci4-Allcyl, verzweigtes und unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, 
verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkinyl, substituiertes oder 
unsubstituiertes ArylalkyI, substituiertes oder unsubstituiertes Phenyl, 
substituiertes oder unsubstituiertes Monosaccharide (CH2)i.ioOH, COR, SR, 




20 POaRR' und , wobei R, R' unabhangig voneinander 

ausgewahit sind aus der Gaippe, die besteht aus: H und Ci-Ci4-Alkyl, 




sowie 
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ist ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus: H, verzweigtes Oder 
unverzweigtes Ci-Ci4-Alkyi, verzweigtes Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, 
verzwveigtes Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkinyl und substituiertes Oder 
unsubstituiertes Phenyl. 

5 Altemativ oder in Erganzung zu den vorgenannten bevorzugten Auswahlen 
von Verbindungen sind innerhalb der Gruppe der Verbindungen der Formel 
(I), die erfindungsgemafi zur Aufhellung von Haut und Haar eingesetzt werden 
konnen, Verbindungen bevorzugt, bei denen n = 2 - 10, insbesondere n = 2 - 
4, ist. 

10 Die gestellte Aufgabe wird insbesondere geldst durch Verwendung von 
Saligenln (2-Hydroxybenzylalkohol), Fragilin (6-O-Acetylsalicin), Populln (6- 
O-Benzoylsalicin), Tremuloidin (2'-Benzoylsalicin), Salicortin, 2-0- 
Acetylsalicortin oder Tremulacin (2-O-Benzoylsalicortin) zur Aufhellung von 
Haut und/oder Haar. Ganz besonders bevorzugt im Sinne der ErRndung ist 

15 Salicin ((Hydroxymethyl)-phenyl-&-D-gluGOpyranosid). 

Ein zweiter Aspekt der Erfindung betrifR kosmetische oder therapeutische 
Formulierungen, insbesondere topische kosmetische Formulierungen, die eine 
auf Haut und/oder Haar aufhellende wirkende Meiige einer oder mehrerer 
Verbindungen der Formel (I) enthalt. Hierbei treffen samtliche welter oben 
20 gemachten Angaben zur Auswahl der Substituenten naturlich auch insoweit 
zu. 

Die erfindungsgemafien kosmetlschen oder therapeutischen Formulierungen 
werden mit ubiichen, an sich bekannten Verfahren hergestellt, dergestalt dass 
ein Oder mehrere der erfindungsgemali verwendeten (2-Hydroxyphenyl)- 
25 alkohoie in kosmetische oder dermatoiogische Formulierungen eingearbeitet 
werden, die wie ubiich zusammengesetzt sind und neben der haut- und 
haaraufhellenden Wirkung auch zur Behandlung, der Pflege und der 
Reinigung der Haut oder der Haare und als Schminkprodukte in der 
dekorativen Kosmetik dienen kSnnen. 

30 Dementsprechend betrifR die vorliegende Erfindung auch (insbesondere) 
topische kosmetische oder therapeutische Formulierungen, insbesondere 



kosmetische (einschlieKlich der dermatologischen) Haut- und 
Haaraufhellungsmittel, welche die eifmdungsgema& zu verwendenden (2- 
Hydroxyphenyl)-alkohole in einer wirksamen Menge, nebst anderen, 
ansonsten ubiichen Zusammensetzungsbestandteilen, umfassen. 
ErfindungsgemaKe Formulierungen enthalten vorzugsweise 0,01 Gew.-% bis 
30 Gew.-%, bevorzugt 0,01 bis 20 Gew.-%, insbesondere aber 0,01 Gew.-% 
bis 5 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Formulieaing, an den 
erfindungsgema& einzuselzenden (2-Hydroxyphenyl)-alkohole und konnen 
dabei als „Wasser in Ol"-, „0l in Wasser*-, „Wasser in Ol in Wasser*-, „0l in 
Wasser in Or-Emulsionen, als PIT Emulsionen, als Pickering-Emulsionen, als 
Emulsionen mit einem geringen Olgehalt, als Mikroemulsionen, als Gele, als 
Losungen z.B. in Olen. Alkoholen Oder Silicondlen. als Stifle, als Seifen, als 
Aerosole, Sprays Oder auch Schaume Oder als Trankungslosungen fur 
kosmetische Tiicher vorliegen. Es ist auch vorteilhaft, die (2-Hydroxyphenyl)- 
alkohole in verkapselter Form darzureichen, z.B. in Gelatine, 
Wachsmaterialien, Liposomen oder Cellulosekapseln. Weitere ubiiche 
kosmetische Hiife- und ZusatzstofFe konnen In Mengen von 5-99 Gew.-%, 
vorzugsweise 10 - 80 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der 
Formulierung, enthalten sein. Femer konnen die Formulierungen Wasser in 
einer Menge bis zu 99,99 Gew.-%, vorzugsweise 5- 80 Gew.-%, bezogen auf 
das Gesamtgewteht der Formulierung, aufweisen. 

Hinweise auf eine depigmentierende Wirkung von Verbindungen der Formel 
(I) Oder auf ihre Verwendung in Haut- und Haaraufhellungsmittein finden sich 
im Stand der Technik nicht. 

Die erfindungsgemaRen (2-Hydroxy phenyl )-alkohole der Formel (I) konnen 
z.B. aus Weidenrinde (Salix purpurea Oder Salix daphinoides) extrahiert und 
chromatographisch oder durch Zweiphasenextraktion gereinigt werden oder 
enzymatisch mit Hilfe von Hydrolasen wie z.B. Glykosidasen oder Lipasen aus 
2-Hydroxybenzylalkohol hergestellt werden. 

Die erfindungsgemaKen (insbesondere topischen) kosmetischen oder 
therapeutischen Formulieaingen, insbesondere Haut- und 
Haaraufhellungsmittel, konnen kosmetische Hilfs- und Zusatzstoffe enthalten, 
wie sie ubitoherweise in solchen Zut)ereitungen venvendet werden, z.B. 
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Sonnenschutzmittel, Konservierungsmittel, Bakterizide, Fungizide, Vinizide, 
KuhlwirkstofTe, Insektrepellents (z.B. DEET, IR 3225, Dragorepel), Pflanzen- 
extrakte, entzundungshemmende Wirkstoffe, die Wundheilung 
beschleunigende Stoffe (z.B. Chitin oder Chitosan und dessen Derivate), 

5 filmbildende Substanzen (z.B. Polyvinylpyrrolidone oder Chitosan oder dessen 
Derivate), gebrauchliche Antioxidantien, Vitamine (z.B. Vitamin C und 
Derivate, Tocopherole und Derivate, Vitamin A und Derivate), 
2-Hydroxycarbonsauren (z.B. Zitronensaure, Apfelsaure, D- oder dl- 
Milchsaure), Hautfarbungsmittel (z.B. Walnussextrakte oder Dihydroxyaceton), 

10 hautpflegende Mrttel (z.B. Cholesterol, Ceramide, Pseudoceramide), 
weichmachende, anfeuchtende und/oder feuchthaltende Substanzen (z.B. 
Glycerin oder Hamstoff), Fette. Ole. gesattigte Fettsauren. ein- oder mehrfach 
ungesattigte Fettsauren, o-Hydroxysauren, Polyhydroxyfettsauren oder deren 
Derivate (z.B. Linolsaure, a-Linolensaure, T^Linolensaure oder Arachidonsaure 

15 und deren jeweiligen naturiichen oder synthetischen Ester), Wachse oder 
andere ubiiche Bestandteile einer kosmetischen oder dermatologischen 
Formulierung wie Alkohole, Polyole, Polymere, Schaumstabilisatoren, 
Elektrolyte, organische Losungsmittel, Silikonderivate oder Chelatbildner (z.B. 
Ethylendiamintetraessigsaure und Derivate), AntischuppenwirkstofTe (z.B. 

20 Ciimbazol, Ketoconazol, Piroctonoleamin, Zink-Pyrithion). Haarpflegemittel, 
Parlume, Substanzen zum Verhindem des Schaumens, Farbstoffe, Pigmente, 
die eine farbende Wirkung haben, Verdickungsmittel, oberflachenaktive 
Substanzen, Emulgatoren, Pflanzenteile und Pflanzenextrakte (z. B. Amika, 
Aloe, Bartflechte, Efeu, Brennnessel, Ginseng, Henna, Kamille, Ringelblume, 

25 Rosmarin. Salbei, Schachtelhalm oder Thymian), tierische Extrakte wie z. B. 
Geled royale, Propolis, Proteine, Protein hydrolysate, Hefeextrakte, Hopfen- 
und Weizenextrakte, Peptide oder Thymusextrakte. 

Die jeweils einzusetzenden Mengen an kosmetischen oder dermatologischen 
Hilfs- und Zusatzstoffen und Parfum konnen in Abhangigkeit von der Art des 
30 jeweiligen Produkts vom Fachmann durch einfaches Ausprobieren leicht 
ermittelt werden. 

Die Menge der vorgenannten beispielhaften Wirkstoffe zur Haut- und 
Haaraufhellung (eine oder mehrere Verbindungen) kann in den 
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erfindungsgemaKen kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen 0,01 
bis 30 Gew.%, bevorzugt 0,01 bis 20 Gew.%, besonders bevorzugt 0,01 bis 
5 Gew.%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung, betragen. 

Bevorzugt Icdnnen die erfindungsgema&en Fomnulierungen auch weitere 
Wirkstoffe enthalten, die die Haut- und Haartonung bzw. -aufhellung auf 
chemische Oder naturliche Weise stimulieren. Dadurch wind eine schnellere, 
auf synergistischen Effekten basierende Wirkung erzielt. Insbesondere 
bevorzugt sind dabel Substrate oder Substratanaloga der Tyrosinase wie L- 
Tyrosin, L-DOPA Oder L-Dihydroxyphenylalanin, Stimulatoren der Tyrosinase- 
Aktivitat Oder -expression wie Theopliyllin, Kaffein, Proopiomelanocortin- 
Peptide wie ACTH, alpha-MSIH, deren Peptidanaloga und andere Substanzen, 
die an den l\^elanocortin-Rezeptor binden, Purine, Pyrimidine. Folsaure. 
Phenylalanin-Derivate wie z.B. Undecylenoylplienylaianin, Diacylglyerole, 
aliphatische oder cydische Diole, Psoralene, Prostaglandine und deren 
Analoga, Aktivatoren der Adenylatcyclase sowie Verbindungen, die den 
Transfer von Melanosomen in Keratinozyten aktivieren wie Serinproteasen 
Oder Agonisten des Rezeptors PAR-2, Extrakte aus Pflanzen und 
Pflanzenteilen der Chrysanthemum-Art, Walnussextrakte, Erytrulose und 
Dihydroxyaceton . 

Die erfindungsgemafien Formulierungen konnen aber auch zusatzlich UV-A- 
und/oder UV-B-FiKersubstanzen wie z.B. Neo Heliopane® enthalten, wobei 
die Gesamtmenge an Filtersubstanzen 0,1 bis 30 Gew.%, besonders 
bevorzugt 0,2 bis 10 Gew.%, insbesondere 0,5 bis 5 Gew.%, bezogen auf das 
Gesamtgewicht der Zubereitungen, t)etragen kann, wobei man beispielsweise 
Sonnenschutzmittel fur Haut und Hear erhalt. 

Geeignete Lichtschutzmittel sind z.B. organische UV-Absort)er aus der Klasse 
der 4-Aminobenzoesaure und Derivate, Salicylsaure-Derivate, Benzophenon- 
Derivate, Dibenzoylmethan-Derivate, Diphenylacrylate, 3-lmidazol^-yl- 
acrylsaure und deren Ester, Benzofuran-Derivate, Benzylidenmalonat- 
Derivate, polymere UV-Absorber, enthaltend einen oder mehrere silizium- 
organische Reste, Zimtsaure-Oerivate, Campher-Derivate, Trianilino-s-Triazln- 
Derivate, 2-Hydroxyphenylbenzotriazol-Derivate, 
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Phenylbenzimidazolsulfonsaure Derivate und deren Saize, 
Anthranilsaurementhylester, Benzotriazol-Derivate, Indol-Derivate. 

Die nachfolgend genannten UV-Absorber, die im Sinne der voriiegenden 
Erfindung eingesetzt werden konnen, soli selbstverstandlich nicht limitierend 
5 sein. 

4-Aminobenzoesaure, 4-Aminobenzoesaureethylester, 4- 

Dimethylaminobenzoesaure-2-ethylhexylester, 4- 
Aminobenzoesaureglycerinester, Salicylsaure-homomenthyfester 
(Homosalate), Salicylsaure-2-ethylhexylester, Triethanolaminsalicyiat, 4- 

10 Isopropylbenzylsalicylat, Anthranilsaurementhylester, 
Diisopropylzimtsaureethylester, p-Methoxyzimtsaure-2-ethylhexylester, 
Diisopropylzimtsauremethylester. p-Methoxyzimtsaureisoamylester, p- 
Methoxyzimtsaure-diethanolamlnsalz, p-Methoxyzlmtsaure-isopropylester, 2- 
Ethylhexyl-2-cyano-3,3-diphenylacrylat, Ethyl-2-cyano-3,3'-diphenylacrylat, 2- 

15 Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure und deren Saize, 3-(4'- 
Trimethylammonium)-benzyliden-boman-2-on-methylsulfat, Terephthalyliden- 
dibomansulfonsaure und SaIze, 4-t-Butyl-4-methoxy-dibenzoylmethan, &- 
lmidazol-4(5)-acrylsaure (Urocaninsaure), 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 
2-Hydroxy-^methoxybenzophenon-5-sulfonsaure, Dihydroxy-4- 

20 methoxybenzophenon, 2,4-Dihydroxybenzophenon, 
Tetrahydroxybenzophenon, 2,2-Dihydroxy-4,4'-dimethoxybenzophenon, 2- 
Hydroxy-4-n-octoxybenzophenon, 2-Hydroxy-4-methoxy-4- 
methylbenzophenon. 3-(4-Sulfo)benzyliden-boman-2-on und deren SaIze, 3- 
(4-Methylbenzyliden)campher. 3-Benzylidencampher, 3,3 -(1,4- 

25 Phenylenedimethine)-bis-{7,7-dimethyl-2-oxo-blcyclo-[2.2.1]heptane-1- 

methansulfonsaure und deren SaIze, 4-lsopropyldibenzoylmethan, 2,4,6- 
Trianilino-(p-carbo-2*-ethylhexyl-1 •-oxy)-1 ,3,5-triazin, Phenylen-1 .4-bis-(2- 
benzimidazyl)-3,3-5,5'-tetrasulfonsaure und deren SaIze, besonders die 
entsprechenden Natrium, Kalium- oder Trierthanolammonium-Saize, 

30 insbesondere das Dinatriumsalz, 2,2'-(1>4-Phenylen)-bls-(1H-benzimidazol- 
4,6-disulfonsaure), Mononatriumsalz, N-[(2 und 4)-[2-(oxobom-3- 
yliden)methyl]benzyll-€Karylamid-Polymer, Phenol, 2-(2H-benzotrlazol-2-yl)-4- 
methyl-6-{2-methyl-3(1 ,3,3,3-tetramethyl-1 -(trimethylsilyl)-oxy)-disiloxyanyl)- 
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propyl). 4,4'-[(6-[4-(1 J-Dimethyl)-aiTiinocarbonyl)-phenylamino]-1 ,3,5-triazin- 
2.4-diyl)diimino]-bis-{benzoesaure-2-ethylhexylester), 2,2'-Methylen-bis-{6- 
(2H-benztriazol-2-ylH-1 , 1 ,3,3-tetramethylbutyl)-phenol). 2,4-bis-[4-(2- 
ethylhexyloxy)-2-hydrDxyphenyl]-1 ,3,5-triazin. Benzylidenmalonat-Polysiloxan, 
Glyceryl-ethylhexanoat-dimethoxycinnamat, Dinatrium-2.2'-clihydroxy-4,4- 
dimethoxy-5,5'-disulfo-benzophenon, Dipropylenglykolsalicylat, Natrium- 
hydroxymethoxybenzophenon-sulibnat, 4,4',4-(1 ,3,5-Triazln-2,4,6-triyltriimino)- 
tris-benzoesaure-tris(2-ethyihexylester), 2,4-Bis-[{(4-(2-Ethyl-hexyloxy)-2- 
hydroxy}-phenyl]-6-(4-metho>cyphenyl)-1 ,3,5-triazin, 2,4-Bis-[{{4-(3-sulfonato)- 
2-hydroxy-propyloxy)-2-hydroxy}-phenyl]-6-(4-methoxyplienyl)-1,3,5-tric^^ 
Natriumsalz, 2,4.Bis-[{(3-(2-Propyloxy>-2-hydroxy-propyIoxy).2-hydroxy}- 
phenyl]-6-(4-metlioxy-phenyl)-1.3,5-triazin, 2.4-Bis-[{4-(2-Ethy|.hexyloxy)-2- 
hydioxy}-phenyl]-&-[4-(2-methoxyethiyl- carbonyl)-piienylamino]-1 ,3,5-triazin, 
2,4-Bis-[{4-(3-{2-propyloxy)-2-liydroxy-propyloxy)-2-hydroxy}-phenyl]-6-[4^^ 
ethylcarboxyl>phenylamino]-1,3.5-triazin, 2,4-Bis-[{4-(2-Ethyl-hexyloxy)-2- 
hydroxy}-phenyl]-6-(1 -methyl-pymol-2-yl-)-1 ,3,5-triazin, 2,4-Bis-[{4-tris- 
(trimethylsiloxy-silylpropyloxy)-2-hydroxy}-phenyl]-€-(4-methoxyphenyl)-1,3.5- 
triazin, 2,4-Bis-[{4-(2"-Metliylpropenyloxy)-2-hydroxy}-phenyl]-6-(4- 
methoxyphenyl)-! ,3,5-triazin, 2,4-Bis-[{4-(1 r, 1 ',3'5',5*,5'-Heptamethylsiloxy- 
2"-rnethyl-propytoxy)-2-hydroxy}-phenyl]-6-(4-methoxyphenyl)-1 ,3,5-triazin, 2- 
(4-Dietliylamino-2-hydroxybenzoyl)-benzoe-saurehexylester. 

Es Icdnnen daruber hinaus partilculare UV-Filter oder anorganische Pigmente 
eingeseizt warden, die gegebenenfalls hydropliobisiert sein konnen, wie die 
Oxide des Titans (Ti02), Zinks (ZnO), Eisens (FesOa), Zirkoniums (Zr02), 
Siliziums (Si02), l^angans (z.B. MnO), Aluminiums (AI2O3), Cers (z.B. Ce203) 
und/oder Mischungen. 

Die erfindungsgemalSen Formulieaingen konnen auch (zusatzliche) 
Antioxidantien Oder Konservierungsmitte! enthalten. Als Antioxidantien Oder 
Konservierungsmittel alle fiir kosmetische und/oder dermatologisclie 
Anwendungen geeigneten Oder gebrauclilichen Antioxidantien venA^endet wer- 
den. 
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Anttoxidantien im Sinne der Erfindung sind alle Substanzen, die die Menge an 
fireien Radikalen in Zellen und Geweben senken. Vorteilhaft werden 
Antioxidantien gewahit aus der Gruppe bestehend aus Aminosauren (z.B. 
Glycin, Histidin, Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z.B. Uro- 

5 caninsaure) und deren Derivate, Peptide wie D,L-Camosin, D-Camosin, L- 
Camosin und deren Derivate (z.B. Anserin), Carotinoide, Carotine (z.B. a- 
Carotin, p-Carotin, Lycopin) und deren Derivate, Liponsaure und deren 
Derivate (z.B. Dihydroliponsaure), Aurothioglucose, Prepylthiouracil und 
andere Thtole (z.B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin, Cystamin und 

10 deren Glycosyl-^ N-Aoetyl-. Methyl-, Ethyl-, Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, 
PalmitoyI-, Oleyi-, T^Linoleyl-, Cholesteryl-, Glyceryl-, und Oligoglycerylester) 
sowie deren Saize, Dilaurytthtodrpropionat, Distearylthiodipropionat, 
Thiodipropionsaure und deren Derivate (Ester, Ether, Peptide, Lipide, 
Nukleotide, Nukleoside und Saize) sowie Sulfoximinverbindungen (z.B. 

15 Buthioninsulfoximine, Homocysteinsulfoximin, Buthloninsulfone, Penta-, Hexa- 
, Heptathioninsulfbximin) In sehr geringen vertraglichen Dosierungen (z.B. 
pmol bis pmol/kg), femer (l\^etall)-Chelatoren (z.B. a-Hydroxyfettsauren, Pal- 
mitinsaure, Phytinsaure, Lactoferrin, a-Hydroxysauren (z.B. Zitronensaure, 
Milchsaure, Apfelsaure), Huminsaure, Gallensaure. Gallenextrakte, Tannine, 

20 Bilirubin, Biliverdin, EDTA, EGTA und deren Derivate, ungesattigte Fettsauren 
und deren Derivate (z.B. T^Linolensaure, Linotsaure, Olsaure), Folsaure und 
deren Derivate, Ubichinon und Ubrchinol und deren Derivate, Vitamin C und 
Derivate (2lB. Ascorbylpalmttat, Mg - Ascorbytphosphat, Ascorbylacetat), 
Tocopherele und Derivate (z.B. Vitamin E - aoetat), Vitamin A und Derivate 

25 (Vitamin A - palmitat) sowie Koniferylbenzoat des Benzoeharzes, Rutinsaure 
und deren Derivate, Ferulasaure und deren Derivate, Kaffeesaure und deren 
Derivate, Sinapinsaure und deren Derivate, Curcuminokle und deren Derivate, 
Retinoide, Ursolsaure, Levulinsaure, Butylhydroxytoluol, Butylhydroxyanisol, 
Nordihydroguajakharzsaure, Nordihydroguajaretsaure, Trihydroxybu- 

30 tyrophenon, Harnsaure und deren Derivate, Mannose und deren Derivate, 
Zink und dessen Derivate (z.B. ZnO, ZnS04), Selen und dessen Derivate 

(z.B. Selenmethionin), Stilbene und deren Derivate (z.B. Stilbenoxid, Trens- 
Stiibenoxid) und die erfindungsgemafi geeigneten Derivate (SaIze, Ester, 
Ether, Zucker, Nukleotide, Nukfeoside, Peptide und Lipide) dieser genannten 
35 Wirkstoffe. Naturiiche Extrekte, z.B. aus Gruntee. Algen, Traubenkemen, 
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Weizenkeimen, Phyllantus emblica, Rosmarin; Flavonoide, deren glykosylterte 
Vorstufen, Quercetin, phenolische Benzylamine. 

Weiterhin sind geeignet Coenzyme, wie z.B. Coenzym Q10, Plastochinon, 
Menachinon, Ubichinole 1-10, Ubichinone 1-10 Oder Derivate dieser Sfoffe. 

5 Die Menge der Anfioxidantien (eine Oder mehrere Verbindungen) in den 
erfindungsgemal^en Formulierungen betragt vorzugsweise 0,01 bis 20 
Gew.%, besonders bevorzugt 0,05 - 10 Gew.%, insbesondere 0,2 - 5 Gew.%, 
bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung. 

Sofem Vitamin E und/oder dessen Derivate das oder die Antioxidantien 
10 darstellen, ist vorteilhaft, deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich 
von 0,001 bis 10 Gew.%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Formulierung, 
zu wahlen. 

Sofem Vitamin A, bzw. Vitamin-A-Derivate, bzw. Carotine bzw. deren Derivate 
das Oder die Antioxidantien darstellen, Ist vortellhaft, deren jeweilige 
15 Konzentrationen aus dem Bereich von 0,001 bis 10 Gew.%, bezogen auf das 
Gesamtgewicht der Formulierung, zu wahlen. 

Weiterhin kann der Einsatz von Antiirritantien in erfindungsgemalien 
Fomnulierungen vortellhaft sein. Antiirritantion konnen hiert>ei alle fur 
kosmetische und/oder dermatologische Anwendungen geeigneten oder 
20 gebrauchlichen entzundungshemmenden bzw. rotungs- und 
juckreizlindernden Wirkstoffe sein. Bevorzugt werden alle Substanzen, die die 
Menge an Zytokinen, Interleukinen, Prostaglandinen und/oder Leukotrienen in 
Zellen und Geweben senken. 

Vortellhaft werden als entzundungshemmende bzw. rotungs- und 
25 juckreizlindernde Wirkstoffe steroidale entzundungshemmende Substanzen 
vom Kortikosteroiden-Typ. wie z.B. Hydrocortison, Dexamethason, 
Dexamethasonphosphat, Methylprednisolon oder Cortison, wobei die 
Auflistung durch Zusatz weiterer steroMaler Entzundungshemmer erweitertiar 
ist. Auch nichtsteroidale Entzundungshemmer konnen eingesetzt werden. 
30 Beispielhaft erwahnt werden sollen hier Oxicame wie Piroxicam Oder 
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Tenoxicam; Salicylate wie Aspirin, Disalcid, Solprin Oder Fendosal; Essigsare- 
Derivate wie Diclofenac, Fendofenac, Indomethacin, Sullndac, Tolmetin, Oder 
Clindanac; Fenamate wie Mefenamic, Medofenamic, Flufenamic Oder 
NIflumic; Propionsaure-Derivate wie Ibuprofen, Naproxen, Benoxaprofen Oder 

5 Pyrazole wie Phenylbutazon, Oxyphenylbutazon, Febrazon Oder 
Azapropazon. AKemativ konnen naturliche entzundungshemmende bzw. 
rotungs- und juckreizlindemde Stoffe eingesetzt werden. Einsetzbar sind 
Pflanzenextrakte, spezlelle hochwirksame Pflanzenextralct-Fraktionen sowie 
aus Pflanzenextrakten isolierte hochreine Wirksubstanzen. Besonders 

10 bevorzugt sind Extiakte, Fraktionen und Wirksubstanzen aus Kamille, Aloe 
vera, Commiphora-Arten, Rubia-Arten, Echinacea-Arten, Weiden, 
Weidenroschen. Hafer. schwarzem und griinem Tee, Gingko, Kaffee, PfeflPer, 
Johannisbeere, Tomate, Vanille, Mandein, sowie Reinsubstanzen wie u.a. 
Bisabolol, Apigenin-7-glucosid, Boswelliasaure, Phytosterole, 

15 Glycyrrhizinsaure, Glabridin oder Licochalkon A. 

Die Menge der Antiirritantien (eine Oder mehrere Verbindungen) in 
erfindungsgemaOen Formulierungen betragt vorzugsweise 0,01 bis 20 
Gew.%, besonders bevorzugt 0,03 - 10 Gew.%, insbesondere 0,05 - 5 
Gew.%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung. 

20 Die erfindungsgema&en Formulierungen (Insbesondere topischen 
kosmettschen Formulierungen) konnen deswerteren Feuchthalteregulatoren 
enthalten. Als Feuchthalteregulatoren (^moisturizer') finden z. B. folgende 
Stoffe Verwendung: Natriumlactat, Hamstoflf, Alkohole, Sorbit, Glycerin, 
Propylenglykol, Kollagen, Elastin oder Hyaluronsaure, Diacyladipate, 

25 Petrolatum. Ectoin, Urocaninsaure, Lecithin, Pantheol, Phytantriol, Lycopen, 
Algen-Extrakt, Ceramide, Cholesterol, Glykolipide, Chitosan, 
Chondroitinsulfat, Polyaminosauren und -zucker, Lanolin, Lanolinester, 
Aminosauren, alpha-Hydroxysauren (z.B. Zitronensaure, Milchsaure, 
Apfelsaure) und deren Derivate, Zucker (z.B. Inositol), alpha-Hydroxy- 

30 Fettsauren, Phytosterole, Triterpensauren wie Betulinsaure oder Ursolsaure, 
Algenexbakte. 

Die LIpidphase in den erTindungsgema&en Formulierungen (insbesondere 
topischen kosmetlschen Formulierungen) kann vorteilhaft gewahit werden aus 
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folgenden Substanzgaippen: Mineralole (vorteilhaft Paraffinol), 
Mineralwachse, Kohlenwasserstoffe (vorteilhaft Squalan oder Squalen), 
synthetische oder halbsynthetische Triglyceridole (z.B. Triglyceride der 
Caprin- oder Caprylsaure), naturliche Ole (z.B. Aprikosenkernol, Avocadool, 
Baumwollsamenol, Borretschsamenol, Disteldl, Erdnussol, Gamma-Oryzanol, 
Hagebuttenkernol, Hanfol, Haselnussol, Johannisbeersamendl, Kokusdl, 
Kirschkemol. Lachsol. Leinol, Maiskeimol, Makadamianussol, Mandelol, 
Nachtkerzenol, Nerzol, Olivenol, Palmol, Pekannussol, Pfirsichkemol, 
Pistazienkemol, Rapsol, Reiskeimdl, Rizinusdl, Saflorol, Sesamol, Sojaol, 
Sonnenblumennol, Teebaumol, Traubenkemol oder Weizenkeimol, und 
dergleichen mehr), naturliche Esterole (z.B. Jojobaol), synthetische Esterole 
(bevorzugt Ester von gesattigten und/oder ungesattigten, linearen und/oder 
verzweigten Alkancarbonsauren von 3 bis 30 C-Atomen mit gesattigten 
und/oder ungesattigten, linearen und/oder verzweigten Alkoholen mit 3 bis 30 
C-Atomen und Ester von aromatischen Carbonsauren mit gesattigten 
und/oder ungesattigten, linearen und/oder verzweigten Alkoholen mit 3 bis 30 
C-Atomen, insbesondere ausgewahit aus der Gruppe Isopropylmyristat, 
Isopropylstearat, Isopropylpalmitat, Isopropyloleat, n-Butylstearat, n- 
Hexyilaurat, n-Decyllaurat, Isooctylstearat, Isononylstearat, 
Isononylisononanoat, 2-Ethylhexylpalmitat, 2-Ethylhexyllaurat, 2- 
Ethylhexylethylhexanoat, Cetearyl-2-ethylhexanoat, 2-HexyldeGylstearat, 2- 
Octyldecylpalmitat, Oteyloleat, Oleyl^xicat, Eaicyloleat, Erucylerucat sowie 
synthetische oder naturliche Gemische solcher Ester), Fette, Wachse und 
andere naturliche und synthetische Fettkorper, vorzugsweise Ester von 
Fettalkohoien mit Alkoholen niedriger C-Zahl (z.B. mit Isopropanol, Propylen- 
glycol Oder Glycerin) oder Ester von Fettalkohoien mit Alkansauren niedriger 
C-Zahl Oder mit Fettsauren, Alkylbenzoate (z.B. Gemische von n-Dodecyl-, 
n-Tridecyl-, n-Tetradecyi- und n-Pentadecylbenzoat) sowie cyclische oder 
lineare Silikondle (wie z.B. Dimethylpolysiloxane, Diethyl polysiloxane, 
Diphenylpolysiloxane sowie Mischfbrmen daraus). 

Die wassrige Phase erfindungsgemaKer Formulierungen (insbesondere 
topischen kosmetischen Formulierungen) enthalt geget>enenfalls vorteilhaft 
Alkohole, Diole Oder Polyole niedriger C-Zahl, sowie deren Ether, 
vorzugsweise Ethanol, Isopropanol, Propylenglycol, Glycerin, Ethylenglycol, 
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Ethylenglycolmonoethyl- Oder -monobutylether, Propylenglycolmono- 
methylether-, -monoethyl- Oder -monobutyl-ether, Diethylenglyoolmonomethyl- 
oder monoethylether und analoge Produkte, femer Alkohole niedriger C-Zahl, 
Z.B. Ethanol, Isopropanol, 1,2-Propandiol, Glycerin, weiterhin a- Oder 
P-Hydroxysauren, vorzugsweise Milchsaure, Zitronensaure Oder Salic^saure, 
daneben Emulgatoren, welche vorteilhaft ausgewahit werden konnen aus der 
Gruppe der ionischen, nichtionischen, polymeren, phosphathaltigen und 
zwitterionischen Emulgatoren, sowie insbesondere ein Oder mehrere 
Verdickungsmittel, welches oder welche vorteilhaft ausgewahit werden 
konnen aus der Gruppe Siliciumdioxid, Aluminiumsiiikate, wis z.B. Bentonite, 
Polysaccharide t)zw. deren Derlvate, z.B. Hyaluronsaure, Guarkemmehl, 
Xanthangummi, Hydroxypropylmethylcellulose oder Allulose-Derivate, 
besonders vorteilhaft aus der Gruppe der Polyacrylate, bevorzugt ein 
Polyacrylat aus der Gruppe der sogenannten Carbopole, jeweils einzein oder 
in Kombination oder aus der Gruppe der Polyurethane. 

Vorteilhaft enthalten die erfindungsgematon Formulierungen (z.B. topische 
kosmetische Formulierung) Kuhlmittel. Als Kuhlmittel seien beispielhaft 
genannt l-Menthol, Menthonglycerinaoetal. Menthyllactat sut)stituierte 
Menthyl-3-cart>onsaurBamide (z. B. Menthyl-3-carbonsdure-N-ethylamid), 2- 
lsopropyl-N,2,3-trimethylbutanamid, substituierte 
Gydohexancartx^nsaureamkie, 3-Menthoxypropan-1 ,2-dtol, 2- 

Hydroxyethylmenthylcartx>nat. 2-Hydroxypropylmenthylcart>onat, N- 
Acetyfglycinmenthylester, Menthylhydroxycarbonsaureester (z.B. Menthyl-3- 
hydroxybutyrat), Monomenthylsuccinat 2-Mercaptocyclodecanon, Menthyl-2- 
pyrrolidin-5-oncarboxylat. 

Die erflndungsgemaBen Formulierungen (z.B. topische kosmetische 
Formulierungen) enthalten weiterhin vorteilhaft antimikrobielle Wirkstoffe. Als 
Beispiele seien genannt: 

Aryl- Oder Aryloxy-substituierte, unverzweigte oder ein und mehrfach 
alkylverzweigte gesattigte oder ein bis funffach ungesattigte (bis zu funf 
Doppel- Oder Dreifachbindungen, auch gemisc^te En-ln-Verblndungen) 
Fettalkohole, -aldehyde und -sauren der Kettenlangen C2 bis C40- 



-18- 



Aryl- Oder Aryloxy-substituierte unverzweigte Oder ein und mehriiach 
alkylverzweigte gesattigte Oder ein bis funffiach ungesattigte (bis zu funf 
Doppel- Oder Dreifechbindungen, auch gemischte En-ln-Verbindungen) 
Alkandiole, Dialdehyde und Dicarbonsauren der Kettenlangen C2 bis C40, 
besonders bevorzugt sind die Kettenlangen C4 bis C12. 

Mono- und Oligoglyceride (bis 4 Glycerin-Einheiten) Aryl- oder Aryloxy- 
substituierter unverzweigter Oder ein und mehrfiach alkylverzweigter 
gesattigter oder ein bis funfiiach ungesattigter (bis zu funf Doppel-oder 
Dreifachbindungen, auch gemisclite En-ln-Verbindungen) Fettalkohole (Mono- 
und Oligoglycerinmonoalkylether), Fettsauren (Mono- und 
Oligoglycerinmonoalkylester), Alkandiole (Mono- und 

Oligoglycerinmonoalkylether; Bis{mono-/oligoglyceryl)alkyldiether) und 
Dicarbonsauren (Mono- und Oligoglycerinmonoalkylester; Bis(mono- 
/oligoglyceryl)-alkyldiester) der Kettenlangen C2 bis C4o- 

Fettsaureester unverzweigter oder ein und mehrfach alkylverzweigter 
gesattigter oder ein bis funfiiach ungesattigter (bis zu funf Doppel-oder 
Dreifachbindungen, auch gemischte En-ln-Verbindungen), ggf. auch Aryl- 
oder Aryloxy-substituierter Carbonsauren der Kettenlangen C2 bis C40 mit 
unverzweigten oder ein und mehrfach alkylverzweigten gesattigten oder ein 
bis funflach ungesattigten (bis zu funf Doppel- Oder Dreifachbindungen, auch 
gemischte En-ln-Verbindungen). ggf. auch Aryl- oder Aryloxy-substituierten 
ein- bis sechswertigen Fettalkoholen der Kettenlangen C2 bis C4o- 

Pflanzliche und tierische Fettsaureschnitte, enthaltend unverzweigte Oder ein 
und mehrfach alkylverzweigte gesattigte oder ein bis fiinffach ungesattigte (bis 
zu fiinf Doppel- oder Dreifachbindungen, auch gemischte En-ln- 
Verbindungen), FettalkoholOi -aldehyde und -sauren der Kettenlangen C2 bis 
C40 (z.B. Kokosfettsauren, Palmkemfettsauren, Wollwachssauren). 

Mono- und Oligoglyceride des Lanolins, von Lanolinalkoholen und 
Lanolinsauren (z.B. Glyceryl Lanolat, Neocerit), Glycyrrhezitinsaure und 
Derivate (z.B. Glycyrrtietinyl Stearate), naturliche und synthetische 
Cardenolide (z.B. Digitoxin, Dogoxin, Digoxygenin, Gitoxygenin, Strophanthin 
und Strophanthidin), naturliche und synthetische Bufadienolide (z.B. Sdllaren 
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A, Scillarenin und Bufotalin), Sapogenine und Steroid-Sapogenine (z.B. 
Amyrine, Oleanolsaure, Digitonin, Gitogenin, Tigogenin und Diosgenin), 
Steroid-Alkaloide pflanzlichen und tierischen Ursprungs (z.B. Tomatidin, 
Solanin, Solanidin, Conessin, Batrachotoxin und Homobatrachotoxin). 

5 Ein- und mehrfach halogenierte Nitrile, Dinitrile, Trinitrile Oder Tetranitrile. 

Mono- und Oligohydroxyfettsauren der Kettenlangen C2 bis C24 (z.B. 
Milchsaure, 2- Hydroxypalmitinsaure), deren Oligo- und/oder Polymere sowie 
pflanzliche und tierische Rohstoffe dieselben enthaltend. 

Acydische Terpene: Terpen kohlenwasserstoflfe (z.B. Ocimen, Myrcen), 
10 Terpenaikohole (z.B. Geraniof, Linalool, Crtronellol), Terpenaldehyde und - 
ketone (z.B. CHral, Pseudoionon, &-lonon); Monocydische Terpene: 
Terpenkohlenwasserstoffe (z.B. Terpinen, Terpinolen Limonen), 
Terpenaikohole (z.B. Terpineol, Thymol, Menthol), Terpenketone (z.B. 
Pulegon, Carvon); Bicydische Terpene: Terpenkohlenwasserstoffe (z.B. 
15 Caran, PInan, Boman), Terpenaikohole (z.B. Borneol, Isobomeol), 
Terpenketone (z.B. Campher); Sesquiterpene: Acydische Sesquiterpene (z.B. 
Famesol, NerolkJol), Monocydische Sesquiterpene (z.B. Bisabolol), 
Bteydische Sesquiterpene (z.B. Cadinen, Selinen Vetivazulen, Guajazulen), 
Tricydische Sesquiterpene (z.B. Santalen), Diterpene (z.B. Phytol), 
20 Tricydische Diterpene (z.B. Abietinsaure), Triterpene (Squalenoide; z.B. 
Squalen), Tetraterpene. 

Ethoxylierte, propoxylierte Oder gemischt ethoxylierte/propoxylierte 
kosmetische Fettalkohole, Fettsauren und Fettsaureester der Kettenlangen C2 
bis C40 mit 1 bis 150 E/O- und/oder P/O-Einheiten. 

25 Antimikrobielle Peptide und Proteine mit einer Aminosaurezahl von 4 bis 200, 
Z.B. Skin Antimicrobial Peptides (SAPs), Lingual Antimicrobial Peptides 
(LAPs), humane K-Defensine (insbes. h-BD1 und h-BD2), Lactoferrine und 
deren Hydrolysate sowie daraus gewonnene Peptide, 
Bactericidal/Permeability Increasing Proteins [BPIs], Cationic Microbial 

30 Proteins [CAPs], Lysozym. 
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Gut geeignete Kohlenhydrate oder .Kohlenhydrat-Derivate", die sprachlich 
kurzgefasst auch urrter die Bezeichnung ^Kohlenhydrate" fallen sollen, sind 
Zucker und substituierte Zucker Oder Zuckerreste enthaitende Verbindungen. 
Zu den Zuckern zahlen insbesondere auch Jewells die Desoxy- und Didesoxy- 
5 Formen, N-Acetyl-Galactosamin-, N-Acetyl Glucosamin- und Sialinsaure- 
substituierte Derivate sowie Zuckerester und -ether. Bevorzugt werden 

a) Monosaccharide, damnter insbesondere Pentosen und Hexosen, 

b) Disaccharide. daainter insbesondere Saccharose. Maltose, 
Lactobiose, 

10 c) Oligosaccharide, daainter besonders die Tri- und Tetrasaccharide und 

d) Poly^ccharide, darunter besonders Starke, Glykogen, Cellulose, 
Dextran, Tunlcin, Inulin, Chitin, Insbesondere ChHosane, 
Chltinhydrolysate, Alginsaure und Alginate, Pflanzengumme, 
Korperschleime, Pektine, Mannane, Galactane, Xylene, Araban, 
15 Polyosen, Chondroitinsullate, Heparin, Hyaiuronsaure und 

Glycosaminoglykane, Hemioellulosen, substituierte Cellulose und 
substituierte Starke, insbesondere jeweils die 
hydroxyalkylsubstituierten Polysaccharide. 

Besonders geeignet sind Amylose Amylopektin, Xanthan, a-, P- und y-Dextrin. 
20 Die Polysaccharide konnen z.B. aus 4 bis 1.000.000, insbesondere 10 bis 
100.000 Monosacchariden bestehen. Vorzugsweise werden jeweils solche 
Kettenlangen gewahit, die gewahrleisten, dass der Wirkstoff in der jeweiligen 
Zubereitung Idslich oder in sie einzuarbeiten ist. 

Sphingolipide wie Sphingosin; N-Monoalkylierte Sphingosine; N,N-Dialkylierte 
25 Sphingoslne; Sphingosln-1-Phosphat; Sphingosin-1-Sulfat; Psychosin 
(Sphingosin-&-D-Galactopyranosid); Sphingosylphosphorylcholin; 
Lysosulfiatide (Sphingosylgalactosytsulfat; Lysocerebrosidsulfat); Lecithin; 
Sphingomyelin; Sphinganin. 
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Es konnen auch sogenannte "naturliche" antibakterielle Wirkstofiie eingeselzt 
warden, meist handelt es sich hierbei um atherische Ole. Typische 
antibakteriell wirksame Ole sind beispielsweise Ole aus Anis, Zitrone, Orange, 
Rosmarin, Wintergrun, Neike, Thymian, Lavendel, Hopfen, CItronella, Weizen, 
5 Zitronengras, Zedemholz, Zimt, Geranium, Sandelholz, Veilchen, Eukalyptus, 
Pfaffierminz, Gum benzoin, Basilikum, Fenchel, l\4enthol sowie Ocmea 
origanum, Hydastis carradensis, Berberidaceae daceae, Ratanhiae Oder 
Curcuma longa. 

Wichtige antimikrobiell wirksame Substanzen, die in atherischen Olen 
10 gefunden werden konnen sind beispielsweise Anethol, Catechol, Camphen, 
Carvacrol. Eugenol, Eucalyptol. Ferulasaure, Famesol, Hinokitiol, Tropolon, 
Limonen, Menthol, Methylsalicylat, Thymol, Terpineol, Verbenon, Berberin, 
Curcumin, Caryophyllenoxid, Nerolodol, Geraniol. 

Es kSnnen auch Gemische der genannten Wirksysteme Oder Wirkstoffe sowie 
15 Wirkstoffkombinationen, die diese Wirkstofle enthalten, verwendet werden. 

Vorzugswelse betragt die Menge an Wirkstolfen in den Zubereitungen 0,01 bis 
20 Gew.%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen, besonders 
bevorzugt 0,05 - 10 Gew.%. 

Die erfindungsgemaKen (insbesondere kosmetischen, einschliefilich der 
20 dermatologischen) Formullerungen konnen Deodorantien enthalten, d.h. 
Wirkstoffe mit deodorierender und schweiKhemmender Wirkung. Hierzu 
zahlen beispielsweise Gemchsuberdecker, wie die gangigen 
Parfumbestandteile, Antiperspirantien auf Basis von Aluminium-, Zirkonium- 
oder Zinksalzen, Gemchsabsorber, beispielsweise die in der 
25 Patentoffenlegungsschrift DE-P 40 09 347 beschriebenen Schichtsilikate, von 
diesen insbesondere Montmorillonit, l^olinit, Nontronit, Saponit, Hectorit, 
Bentonit, Smectit, femer beispielsweise Zinksaize der Ricinolsaure. Dazu 
zahlen ebenfalls Deodorantien, bakterizide bzw. bakteriostatische 
deodoriende Substanzen, wie z. B. Hexachlorophen, 2,4,4-Trichlor- 
30 2'hydroxydiphenylether (Irgasan), 1 ,6-Di-(4-chlorphenyibiguanido)-hexan 
(ChlorhexkJin), 3,4,4'-Trichlorcarbanilid, sowie die in den 
Patentoffenlegungsschriflen DE-37 40 186, DE-39 38 140, DE-42 04 321. DE- 
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42 29 707. DE-42 29 737, DE-42 37 081. DE-43 09 372, DE-43 24 219 
beschriebenen wirksamen Agenzien, und kationaktive Substanzen enthalten, 
wie z. B. quatemare Ammoniumsaize und Geruchsabsorber, wie z. B. 
Cg)Grillocin (Kombination von Zinkrizinoleat und verschiedenen Zusatzen) oder 
5 Triethylcitrat, gegebenenfells in Kombination mit lonenaustauschharzen. 

Vorzugsweise betragt die l\/lenge an desodorierenden und/oder 
antrtranspiranten Wirkstoffen in den Formulierungen 0,01 bis 20 Gew.%, 
bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen, besonders bevorzugt 
0,05-10Gew.%. 

10 EffindungsgemaBe Formulierungen konnen auch Konservierungsmittel 
enthalten. Als Konserviemngsmittel konnen zum einen alle fiir kosmetische 
und / Oder dermatologische Anwendungen geelgneten oder gebrauchlichen 
Antioxidantien ven^vendet werden. 

Klassische Konservierungsmittel (z.B. Formaldeliyd, Glutardialdehyd, 
15 Parabene (z.B. Methyl-, Ethyl-, Propyl- und Butyl paraben), 
Dibromdicyanobutan, Imidazolidinylhamstoffe („Germair), Isothiazolinone 
(.Kathon"), Methylchlorthiazoiidin, Methylthiazolidin, organische Sauren (z.B. 
Benzoesaure, Sdrbinsaure, Salicylsaure) sowie deren Saize und Ester, 
Propoinsaure und Ameisensaure und deren Saize, Glyoole z.B. 
20 Propylenglycol, 1 ,2-Dihydroxyalkane), pflanzliche Konservierungshelfer und 
Flavonoide (z.B. Lantadin A, Caryophyllen, Hesperidin, Diosmin, Phellandren, 
Ptgenin, Quercetin, Hypericin, Aucubin, Diosgenin, Plumbagin, Corlilagin etc.) 
sowie deren glycosylierte Derivate (z.B. Glycosylaitin) 

ErfindungsgemaKe, insbesondere dermatologische Formulierungen konnen 
25 femer vorteilhaft Farbstoffe und/oder Farbpigmente enthalten, insbesondere 
wenn sie im Bereich der dekorativen Kosmetik verwendet werden sollen. Die 
Farbstoffe und -pigmente konnen aus der entsprechenden Positivliste der 
Kosmetikverordnung bzw. der EG-Liste kosmetischer Farbemittel ausgewahit 
werden. In den meisten Fallen sind sie mit den fur Lebensmittel zugelassenen 
30 Fart)stoffen identisch. Vorteilhafte Farbpigmente sind beispielsweise 
Trtandioxid, Glimmer, Eisenoxide (z.B. Fe203 Fe 3O4, FeO(OH)) und/oder 
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Zinnoxid. Vorteilhafte FarbstofFe sind beispielsweise Carmin, Berliner Blau, 
Chromoxidgrun, Ultramarinblau und/oder Manganviolett. 

Sofem die erfmdungsgemaOen dermatologischen Formulierungen fur die 
Anwendung tm Gesiclitsbereich vorgesehen sind, ist es gunstig, als Farbstoff 
eine Oder mehrere Substanzen aus der folgenden Gruppe zu wShlen: 2,4- 
Dihydroxyazobenzol, 1 -(2'Chlor-4 -nitro-1 •-phenylazo)-2-hydroxynaphtlialin, 
Ceresrot, 2-(4-Sulfb-1-naphthylazo)-1-naphthol-4-sulfosaure, Calciumsalz der 
2-Hydroxy-1,2'-azonaphthalin-1 -sulfosaure. Calcium- und Bariumsaize der 1- 
(2-Su!fo-4-methyl-1-phenylazo)-2-naphthylcarbonsaure, Calciumsalz der 1-(2- 
Sulfb-1-naphthylazo)-2-hydroxynaphthalin-3-carbonsaure, Aluminiumsalz der 
1 -(4-Sulfo-1 -phenylazo)-2-naphthol-6-sulfosaure, Aluminiumsalz der 1 -(4- 
Sulfb-1 -naphthylazo)-2-naphthol-3,6-disulfosaure, 1 -(4-Sulfo-1 -naphthylazo)- 
2-naphthol-6,8-disulfosaure, Aluminiumsalz der 4-(4-Sulfo-1-phenylazo)-1-(4- 
sulfophenyl)-5-hydroxy-pyrazolon-3-carbonsaure, Aluminium- und 
Zirkoniumsaize von 4,5-Dibromfluoresoein, Aluminium- und Zirkoniumsaize 
von 2,4,5,7-Tetrabromfluorescein. 3',4',5',6-Tetrach[or-2,4,5,7- 

tetrabromfluoresoein und sein Aluminiumsalz, Aluminiumsalz von 2,4,5,7- 
Tetraiodfluorescein, Aluminiumsalz der Chinophthalon-disulfosaure, 
Aluminiumsalz der indigo-disuHbsaure, rotes und schwarzes Eisenoxid (GIN: 
77491 (rot) und 77499 (schwarz)), EisenoxIdhydrat (CIN: 77492), 
Manganammoniumdiphosphat und Titandioxid. 

Femer vorteilhaft sind dlldsliche Naturfiarbstoffe, wie z.B. Paprikaextrakte, &- 
Carotin oder Cochenille. 

Vorteilhaft im Sinne der voriiegenden Erfindung sind femer dermatoiogische 
Formulierungen mit einem Gehalt an Periglanzpigmenten. Bevorzugt sind 
insbesondere die im folgenden aufgelisteten Arten von Perlglanzpgimenten: 

1. Naturliche Perlglanzpigmente, wiez.B. 

- „Fischsilber^ (Guanin/Hypoxanthin-Mischkristalle aus Fischschuppen) 

und 

- .Perlmutr (vermahlene Muschelschalen) 
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2. Monokristafline Perlglanzpigmente wie z.B. Bismuthoxychlorid (BiOCi) 

3. Schicht-Substrat Pigmente: z.B. Glimmer / Metalloxid 

Basis fur Perlglanzpigmente sind beispielsweise pulverformige Pigmente Oder 
Ricinusdidispersionen von Bismutoxychlorid und/oder Titandioxid sowie 
5 Bismutoxychlorid und/oder Titandioxid auf Glimmer. Insbesondere vorteiihafl 
ist Z.B. das unter der CIN 77163 aufjgelistete Glanzpigment. 

Die Liste der genannten Perlglanzpigmente soli selbstverstandlich nicht 
limitierend sein. Im Sinne der vorliegenden Erfindung vorteilhafte 
Perlglanzpigmente sind auf zahlreichen, an sich bekannten Wegen erhaltlich. 
10 Beispielsweise lassen sich auch andere Substrate aul^er Glimmer mit 
weiteren Metalloxiden beschichten, wie z.B. Silica und dergleichen mehr. 
Vorteiihafl: sind z.B. mit Ti02 und Fe203 beschichtete Si02-Partikel 
(^Ronaspheren"), die von der Firma Merck vertriet)en werden und sich 
besonders fur die optische Reduktion feiner F^ltchen eignen. 

15 Es kann daruber hinaus von Vorteil sein, ganzlich auf ein Substrat wie 
Glimmer zu verzichten. Besonders bevorzugt sind Eisenperlglanzpigmente, 
welche ohne die Venvendung von Glimmer hergestellt werden. Solche 
Pigmente sind z.B. unter dem Handelsnamen Sicopeari Kupfer 1000 bei der 
Firma BASF erhaltlich. 

ao Besonders vorteilhaft sind femer auch Effektpigmente, welche unter der 
Handelsbezeichnung Metasomes Standard / Glitter in verschiedenen Fart>en 
(yellow, red, green, blue) von der Firma Flora Tech erhaltlich sind. Die 
Glitterpartikel liegen hiert)ei in Gemischen mit verschiedenen Hilfs-und 
Farbstoffen (wie beispielsweise den Fart)stoflien mit den Colour Index (CI) 

25 Nummem 19140. 77007, 77289. 77491 ) vor. 

Die Farbstoffe und Pigmente konnen sowohl einzein als auch im Gemisch 
vorliegen sowie gegenseitig miteinander beschichtet sein, wobei durch 
unterschiedliche Beschichtungsdicken im allgemeinen verschiedene 
FarbefFekte hervorgerufen werden. Die Gesamtmenge der Farbstoffe und 
30 farbgebenden Pigmente wird vorteilhaft aus dem Bereich von z.B. 0,1 Gew.% 
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bis 30 Gew.%, vorzugsweise von 0,5 bis 15 Gew.%, insbesondere von 1,0 bis 
10 Gew.% gewahit, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der 
kosmetisclien Formulieaingen. 

Es Iconnen auch Gemische der genannten Wirlcsysteme venn^endet werden. 

5 Vorzugsweise betragt die Menge an Wirlcstoffen in den erfindungsgemaden 
Fontiullemngen 0,01 bis 20 Gew.%, bezogen auf das Gesamtgewicht der 
Formulierung, besonders bevorzugt 0,05 - 10 Gew.%. 

Zur Anwendung werden die erfindungsgemaden topisclien Formulierungen, 
insbesondere Formulierungen zur Haul- und Haaraufhellung, in der fur 
10 Kosmetika ubiichen Weise in ausreichender Menge auf die Haut und/oder die 
Haare in aufgebracht. 

Weitere bevorzugte Ausgestaltungen der Erfindung ergeben sich aus den 
nachlblgenden Beispielen und den beigefugten Patentanspruchen: 



Beispiei 1 : „0l in Wasser^-Emulsion 









Gehalt 


Teii 


Rohstoffname (Hersteller) 


Chemische Bezeichnung 


In 

Gew.-% 


A 


Arlatone 983 (ICI) 


PEG-5 Glyceryl Stearat 


1.2 




BriJ76®(ICI) 


Steareth-10 


1.2 




Cutlna MD® (Cognis) 


Glyceryl Stearat 


3.5 




Baysiloneol M10® (GE Bayer) 


Dimethlcone 


0,8 




Eutanol G® (Cognis) 


Octyldodecanol 


3,0 




Paraffin5l 65 cp (Henry 
Lamotte) 


Mineral Oil 


8.0 


B 


Wasser, dest. 


Aqua (Water) 
Phenoxyethanol (und) 
Methylparaben (und) Ethylparaben 


49,6 




Phenopip® (Nipa Laboratorien) 


(und) Butylparaben (und) 
Propylparaben (und) 
Isobutylparaben 


0.5 




Trilon BD® (BASF) 


Disodium EDTA 


0.1 



wo 2005/079743 



PCT/EP2005/050244 



-26- 









Gehalt 


Teil 


Rohstoffhame (Hersteller) 


Chemische Bezeichnung 


in 

Gew.-% 




1 .2-Propylenglycol 


Propylene Glycol 


2.0 




Glycerin 99 % 


Glycerin 


3,0 




Saiicin 




0,2 


C 


Wasser, dest. 


Aqua (Water) 


25.0 




Cartopol 2050® (B.F. 
Goodrich) 


Carbomer 


0.4 




waHrige Natriumhydroxidlsg., 
10% 


Sodium Hydroxide 


1.2 


D 


Parfumol 


Parfum (Fragrance) 


0,3 



Tell A wurde gemischt und auf 80*^0 erhitzt. Teil B wurde gemischt und auf 
90^*0 erhitzt und unter Riihren zu Teil A gegeben. Fur Teil C wurde Carbopol 
in Wasser sorgfaltig dispergiert und mit Natronlauge neutralisiert (pH 6,9). Teil 
5 C wurde dann bei 60'*C zur Mischung aus den Teiien A und B gegeben. Teil 
D wurde zu der Mischung aus den Teiien A, B, und C bei Raumtemperatur 
hinzugefugt. 
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Beispiel 2: „Wasser in Or-Emulsion mit UVA/B-Breitbandschufz 









Gehalt 


Tell 


Rohstoffhame (Hersteller) 


Chemlsche Bezeichnung 


In 

Gew.-% 


A 


Dehymuis PGPH® (Cognis) 


PolyglyceroI-2 
Dipolyhydroxystearat 


3,0 




Monomuls 90 -O 18® 
(Cognis) 


Glyceryloleat 


1.0 




Permulgin 2550* 
(Koster Keunen HoOgHid) 


Bienenwachs 


1.0 




Myritol 318® (Cognis) 


Capryl-ZCaprinsauretriglyceride 


6.0 




Wrtconol TN (Wrtco) 


A 11^. II i..r- - n. n < 

Ci2-Ci5-AlKylbenzoat 


6,0 




Cetiol SN® (Cognis) 


Cetyl- und Stearylisononanoat 


5.0 




Ck)pherol 1250® (Cognis) 


Tocopherolacetat 


1.0 




Solbrol P® (Bayer) 


Propylparaben 


0.1 




Neo Heliopan® AV (Symrise) 


Ethylhexylmethoxycinnamat 


4.0 




Neo HeliODan® E 1000 
/Svmrise) 


Isoamyl-p-methoxycinnamat 


4.0 




Neo Heliopan® MBC 
(Symrise) 


4-Methylbenzyliden-campher 


2.0 




Neo Heliopan® OS (Symrise) 


Ethythexylsalicylat 


3.0 




Octyltriazon 


Ethylhexyttriazon 


1.0 




Zinkoxid neutral 
(Symrise) 


Zinkoxid 


7.0 


B 


Wasser, dest. 


Aqua (Wasser) 


39.5 




Trilon BD® (BASF) 


Dlnatrium<EDTA 


0.1 




Phenoxyethanol 




0.7 




Solbrol M (Bayer) 


Methylparaben 


0.2 




Glycerin 99 % 




4.0 




Neo Heliopan® AP 

(Symrise), 

15 % als Natriumsalz 


Dinatrium-Phenyldibenzimidazol- 
tetrasuKbnat 


10.0 




Benzophenon-4 


Benzophenon-4 


0.5 




Salicin 




0,5 


C 


Parfumol 


Parfiim 


0.3 




BIsabolol 


Bisabolol 


0.1 
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Fur Teil A wurden alle Substanzen bis auf das Zinkoxid auf BS'^C eitiitzt und 
das Zinkoxid in der Mischung sorgfaltig dispergiert. Die Komponenten des 
Tails B wurde gemischt, auf 85**C erhitzt und unter Ruhren zu Teil A gegeben. 
Zu der Mischung aus den Teilen A und B wurde Teil C zugegeben und 
5 anschlieBend die Mischung mit einem Dispergierwerkzeug homogenisiert. 
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Beispiel 3 : „0l in Wasser'-Emulsion mit UVA/B-Bneitbandschutz 









Gehalt 


Tell 


Rohstoffname (Hersteller) 


Chemische Bezelchnung 


in 

Gew.-% 


A 


Ariaoel165®(ICi) 


Glycerylstearat und 
Polyethylenglycol 1 00-Stearat 


3.0 




Emulgin B2® (Cognis) 


Ceteareth-20 


1.0 




Lanette O® (Cognis) 


Cetyl- und Stearylalkohol 


1.15 




Myritol 318® (Cognis) 


Capryl-ZCaprinsauretriglyceride 


5.0 




Cetiol SN® (Cognis) 


Cetyl- und Stearytisononanoat 


4.0 




Abil 100®(Goidschniidt) 


DInnethicon 


1|0 




Bentone Gel MIO® (Rheox) 


Mineralol und Quatemlum-18- 
hectorit und Propylencarix)nat 
Glycerylstearat und Cetylalkohol und 


3,0 




Cutina CBS® (Cognis) 


Stearylalkohol und Cetylpalmitat und 
Kokosolvceride 


2,0 




Neo Hdliooan® 303 

1 y 1 III 1^9^? M 


Octocrylen 


7.0 




Neo Hellopan® BB (Symrise) 


Benzophenon>3 


1,0 




Neo Hellopan® MA (Symrise) 


Menthylanthranilat 


3.0 




N,N-Dlmethyi^ 








aminobenzoesaure-2- 




3.0 




ethylhexylester 








Titandioxld mikrofein 


Titandioxid 


5,0 


B 


Wasser, desi 




53.85 




Trilon BD® (BASF) 


Dinatrium-EDTA 


0.1 




Veegum ultra® (Vanderbilt) 


Magnesiumaiuminlumsulfiat 


1.0 




Natrosol 250 HHR (Aqualon) 


Hydroxymethylcellulose 


0.3 




Glycerin 


Glycerin 

Phenoxyethanol (und) 


3.0 




Phenopip® 

(Nipa Laboratorien) 


Methylparaben (und) Ethylparaben 






(und) Butytparaben (und) 
Propylparaben (und) 
Isobutylparaben 


0.3 




Sallcin 




2.0 


C 


Parfumdl 




0,3 
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Fur Tell A wurden alle Substanzen bis auf das TItandioxid gemischt und auf 
SS^'C erhitzt; in die IS^ischung wurde das TItandioxid sorgfaltig eindispergiert. 
Fur Teil B wurden bis auf Veegum und Natrosol alle Substanzen gemischt, auf 
90^*6 erhitzt, Natrosol und Veegum eindispergiert und die Mischung unter 
5 Ruhren zu Teil A gegeben. Zu der Mischung aus den Teilen A und B wurde 
Teil C zugegeben und anschlie&end die Mischung mit einem 
DIsperglenAforkzeug homogenisiert. 
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BeiSDlel 4 : ,0l in Wasser^-Emulsion mit UVA/B-Breitbandschutz 



Teil 


Rohstoffname (Hersteller) 


Chemische Bezeichnung 


Gehalt in 

Gew.-% 


A 


Emulsiphos (Symrise) 


Cetylphosphat, hydrierte Palm- 
gtyceride 


1,50 




Cutlna MD® ^Coanis) 


Qlyoerylstea rat 


2.0 




Lanette 16®(Coanis) 


Cetylalkohol 


1.2 




Neutraldl (Symrise) 


Capryl-ZGaprinsauretriglyceride 


5.0 




Cetiol SN® (Coanis) 


Cetylisononanoat 


5.0 




CoDherol 1250® (Coanis) 


Tocopherolaoetat 


0,5 




Solbrol P® (Bayer) 


Propylparaben 


0.1 




Abil 100®(Goldschmidt) 


Dimethlcon 


0.3 




Trilon BD® (BASF) 


Dinatrium-EDTA 


0,1 




Neo Helionan® HMS ^Svmrise) 


Homosalat 


5,0 




Neo Heliopan® 357 (Symrise) 


Butyl Methoxydibenzoylmethane 


2.0 


D 
D 


1 3-BiJtvlenalvcx)l 




47 1 

3,0 




SnhrnI M® ^Baveh 


Methvloaraben 


0,2 




Phenoxyethanol 




0.7 




Carbopol ETD 2050® (B.F. 


Carbomer 


0.2 




Keltrol (Calgon) 


Xanthan-Gumml 


0.2 




Neo Heliopan® AP (Symrise) 


Dinatrium-Phenyldibenzimidazol- 
Tetrasulfonat 


22 




Kojisaure 


Kojic acid 


0.5 




Salicln 




0.2 


c 


wa&r. Natriumhydroxidlsg., 10 
% 


Natriumhydroxld 


2.8 


D 


Paifumol 


Parfumol 


0,3 




Bisabolol 


Bisabolol 


0.1 



Teil A wurde auf SS^'C erhitzt. Carbopol und Keltrol wurden in die restlichen 
Bestandteile kalt eindispergiert, die Mischung auf SS^C envarnnt und zu Teil A 
5 gegeben. Teil C wurde sofort bei 80''C zu der Mischung aus den Teilen A und 
B gegeben und 5 min mit einem Dispergierwerlo^eug homogensiert. Teil D 
wurde schlieaiich bei Raumtemperatur zugegeben und die Mischung mit 
einem Dispergierwerkzeug homogenisiert. 
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Belspiel 5 : ,0l in Wasser'-Emuision mit UVA/B-Breitbandschutz 



Teil 


Rohstoffname (Hersteller) 


Chemlsche Bezelchnung 


Gehalt in 

Gew.-% 


A 


Hostacerin DGMS'*' (Clariant)) 


Polglycery1-2-Stearat 


3,0 




Lanette 16®(Coanis) 


Cetylalkohol 


2,0 




PrisoririG 3505® ^UniOema) 


1 sosteari nsau re 


0.6 




Teaosnfl TN® rGoldschmitdt) 


C12-C15 Alkylbenzoat 


2,0 




Cnnheral 1 250® f Coanis^ 


Tocopherolacetat 


0,5 




Neiitraldl ^Svmriso) 


Capryl -/Caprinsauretriglycerid 


5,0 




Solbiol P® (Baver) 


Propylparaben 


0,1 




SF1214® (Bayer) 


Cydopentasiloxan, Dimethicon 


1,0 




Coraoan TO® ^Svmrise^ 


Diethylhexyl-1 ,6-Naphtalat 


3,0 




Neo Heliopan® HMS (Symrise) 


Homosalat 


9.6 




Neo Heliopan® 357 (Symrise) 


Butylmethoxydibenzoylmethan 


0.6 




Keltrol 1 (Keloo) 


Xanthan-Gummi 


0,2 


B 


Wasser, dest. 


Aqua (Wasser) 


49,25 




Lanette E (Cognis) 


Natriumcetarylsulfet 


0.76 




Glycerin 99% 


Glycerin 


4.0 




Phenoxyethanol (Symrise) 


Phenoxyethanol 


0,7 




Edeta BD® ^BASF^ 


Dinatrium-EDTA 


0.1 




Neo Heliopan® Hydro (15 % 








wassr. Ldsung neutralislert mit 
NaOH) 


Phenylbenzimidazolsulfonsaure 


6.7 




(Symrise) 








Neo Heliopan® AP (10 % wassr. 
Losung neutralisiert mit NaOH) 
(Symrise) 


Dinatrium-Phenyldibenzimidazol- 
tetrasuHbnat 


10,0 




Salicin 




0.2 




Solbrol M®(Bayer) 


Methylparaben 


0.2 


C 


Symrise Perfume Oil (Symrise) 


Parfumol 


0.5 




NaOH 10 % wassr. Losung 


Natriumhydroxid 


0.2 



Teil A wurde auf 80**C erhitzt. Nach Ldsung aller Bestandteile wurde auf SS^'C 
erwarmt, Keltrol zugegeben und 5 min geriihrt. Mit einem Dispergierwerkzeug 
5 wurde dann 10 min homogensiert. Die Mischung wurde auf SS'^C erhitzt, Teil B 
zugegeben, 10 min bei SO^'C geruhrt und dann bei 60**C homogenisiert. Teil C 
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wurde schlieKiich be! Raumtemperatur zugegeben und die Mischung mit 
einem Dispergierwerkzeug homogenisiert. 
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Beispiel 6 : Olfreies Sonnenspray mit UVA/B-Breitbandschutz 



Teil 


Rohstoffname (Hersteller) 


Chemlsche Bezeichnung 


GehaK in 

Gew.-% 


A 


Wasser, dest. 




22,2 




GIvcerin 99 % 


Glycerin 


4,6 




Neo HelioDan® Hvdro M5 % 








wassr. Losung neutralisiert mit 
NaOH) 


Phenylbenzimidazolsulfonsaure 


33.3 




(Symrise) 








Neo Heliopan® AP (10 % wassr. 
L5sung neutralisiert mit NaOH) 

(Symrise) 


Dinatrium-Phenyldibenzimidazol- 
tetrasulfbnat 


22.0 




Saiicin 




0,2 




D-Pantheoi (BASF) 


Panthenol 


0,5 




Keltrol 1^ (Keloo) 


Xanthan-Gummi 
Benzylalkohol, 


0,2 




Euxyl K 100® (Schullce & Mayr) 


Methylchlorisothiazolinon, 
Methylsothiazolinon 


0.1 




Dow Coming® 193 (Dow 
Coming) 


DIemethicon-Popolyol 


1.0 




Extrapon Aloe Vera (Symrise) 




1.0 




Extrapon Kamille (Symrise) 




1.0 




Extrapon Hamamelis (Symrise) 




1.0 


B 


Ethanol(96%) 


Ethytalkohol 


13.0 



Alle Inhaltsstoffe von Teil A mit Ausnahme von Keltrol mischen. Keltrol unter 
Ruhren zugeben und bis zur Homogenitat weitenruhren. Teil B zugeben und 
5 bis zur Homogenitat ruhren. 
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Beispiel 7. Hautaufhellender Balm mit UVA/UVB-Schutz 



Tell 


Rohstofffname (Hersteller) 


INCI-Name 


%{whN) 


A 


Demineralisiertes Wasser 


Water (Aqua) 


51.70 




Hydrolite (Symrise) 


Pentandiol 


4.30 




Cartoopol ETD 2001 (Noveon) 


Carbomer 


0.50 




Salicin 




1,0 




Keltrol T (Keico) 


Xanthan Gum 


0.30 


B 


Neo Heliopan® Hydro (15 % 
wassr. Losung neutralisiert mit 
NaOH) (Symrise) 


Phenylbenzimidazole Sulfonic Add 


10.00 




Natronlauge 10% aq. 


Sodium Hydroxide 


2.20 


C 


Neo Heliopan® AV (Symrise) 


Ethylhexyl Methoxydnnamate 


5.00 




Neo Heliopan® E 1000 
(Symrise) 


Isoamyl p-Methoxydnnamate 


5.00 




Neo Heliopan® MBC 
(Symrise) 


4-Methylbenzylidene Camphor 


2.00 




Neo Heliopan® 357 (Symrise) 


Butyl Methoxydibenzoylmethane 


1.50 




Alpha-Bisabolol (Symrise) 


Bisatx)lol 


0.10 




Baysitone Oil PK 20 (GE 
Bayer) 


Phenyl Trimethicone 


5.00 




Tegosoft TN (Degussa) 


CI 2-1 5 Alkyl Benzoate 


4.00 




UnimerU-151 (Induchem) 


PVP/Hexadeoene Copolymer 


0.50 




Copherol 1250 (Cognts) 


Tocopheryl Acetate 


0.50 




Edeta BD (BASF) 


Disodium EDTA 


0.10 


D 


Ethylalkohol (96 Vol. %) 
denaturiert 


SD-Alcohol 39-C 


5.00 




Symrise Perfumol 


Fragrance (Parfum) 


0.30 




Phenoxyethanol (Symrise) 


Phenoxyethanol 


0.70 




Solbiol M (Bayer) 


Methyiparaben 


0.20 




Solbrol P (Bayer) 


Propylparaben 


0.10 
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Alle RohstofFe von Teil A mit Ausnahme von Keltrol und Carbopol mischen. 
Keltrol und Carbopol vorsichtig unter starkem Ruhren zugeben. Alle Rohstoffe 
von Teil B mischen und unter Ruhren zu Teil A geben. Alle Rohstoffe von Teil 
C gut mischen und leicht erhitzen bis Neo Heliopan® 357 geldst ist. Dann Teil 
5 C zu Teil A/B geben und bis zur Homogenitat ruhren. Fur Teil D Solbrol P and 
M in den anderen Rohstoffen Idsen und dann langsam zu Teil A/B/C geben. 
Ruhren bis das Produkt homogen ist und homogenisieren. Oer pH-Wert des 
Endprodukts sollte zwischen 7.2 to 7.5 liegen. 

Herstellung der 15 %igen Neo Heliopan® Hydro Losung: 

10 82.85 % Wasser, demineralisiert 

02.15 % Natriumhydroxid, 99 % 

15.00 % Neo Heliopan® Hydro PN103089 

Zweidrittel des Natriumhydoxids in Wasser Idsen, dann Neo Heliopan® Hydro 
unter Ruhren zugeben. Das resUiche Natriumhydroxid zugeben bis die Losung 
15 klar wird. Der pH-Wert der fertigen Neo Heliopan® Hydro-Losung sollte 7.5 - 
8.0 betragen. Fur langere Lagerzeiten wird der Zusatz von 
Konservierungsmittein empfohlen. 
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Beispiel 8: Hautaufhellender Aerosol-Schaum mit UVB/UVA-Schutz 



Ten 


Rohstoffname (Hersteller) 


INCI-Name 


% (w/w) 


A 


Emulsiphos (Symrise) 


Cetyl Phosphate, Hydrogenated Palm 
Glycerides 


1.50 




Cutina MD (Cognis) 


Glyceryl Stearate 


2.00 




Lanette 16 (Cognis) 


Cetyl Alcohol 


0.50 




Texapon N 70 (Cognis) 


Sodium Laureth Sulfate 


0.10 




Neutral Ol (Symrise) 


Caprylic/Capric Triglyceride 


2.00 




TegosoftTN (Degussa) 


C12-15 AlkyI Benzoate 


2.00 




Copherol 1250 (Cognis) 


Tocopheryl Acetate 


0.50 




Solbrol P (Bayer) 


Propylparaben 


0.10 




Edeta BD (BASF) 


Disodium EDTA 


0.10 




Neo Heliopan® AV (Symrise) 


Ethylhexyl Methoxydnnamate 


6.00 




Neo Heliopan® MBC (Symrise) 


4-Methylt>enzylidene Camphor 


4.00 




Neo Heliopan® 357 (Symrise) 


Butyl Methoxydit>enzoylmethane 


1.50 


B 


Demineralisiertes Wasser 

i; 

Salicin 


Water (Aqua) 


58,30 
0.50 




Glycerin 99 % 


Glycerin 


3.00 




Solbrol M (Bayer) 


Methylparaben 


0.20 




Phenoxyethanot (Symrise) 


Phenoxyethanol 


0.70 




Carfoopol ETD 2050 (Noveon) 


Carbomer 


0.10 


C 


Natriumhydroxld 10% aq. 


Sodium Hydroxide 


2.90 




Neo Hellopan® Hydro (15 % 
wassr. Losung neutralisiert mit 
NaOH) (Symrise) 


Phenylbenzimidazole Sulfonic Add 


13.30 


D 


Symrise Perfumol 


Fragrance (Parfum) 


0.40 




Alpha-Bisabolol (Symrise) 


Bisabolol 


0.10 
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Teil A auf 85*'C erhitzen. Fur Teil B Carbopol gleichmassig in Wasser 
dispergieren, dann alle anderen Rohstoffe von teil B zugeben und auf 85 ''C 
erhilzen. Teil B unter Ruhren zu Teil A geben. Teil C direkt zu Tell A/B geben 
und abkulen lessen. Teil D zu Teil A/B/C geben un in Aerosolcontainer fullen. 
5 Der pH-Wert des Endprodukts sollte bei ca. 7,5 liegen. 
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Beispiel 9: Hautaufhellender Nicht-Aerosol-Schaum 



Teil 


Rohstoffname (Herstelier) 


INCI-Name 


% (w/w) 


A 


Demineralised Water 


Water (Aqua) 


70.50 




Glycerin 99 % 


Glycerin 


4.00 




Hydrolite 5 (Symrise) 


1 ,2 Pentyleneglycol 


5.00 




D - Panthenol (BASF) 


Panthenol 


0.50 




Salicin 




0^20 




Lara Care A--200 (Rahn) 


Gaiactoarabinan 


0.25 




Texapon N 70 (Cognis) 


Sodium Laureth Sulfate 


0.50 


B 


Baysilone Oil M 10 (Bayer) 


Dimethicone 


1.00 




Edeta BD 


Disodium EDTA 


0.10 




Copherol 1250 (Cognis) 


Tocopheryl Acetate 


0.50 




Neo HelioparKS) MBC (Symrise) 


4-Methylbenzylidene Camphor 


3.00 




Neo Heliopan® AV (Symrise) 


Ethylhexyl Methoxydnnamate 


2.00 




Neo Hellopan® E 1000 (Symrise) 


Isoamyl p-Methoxydnnamate 


6.00 


1 


Neo HelioparKS) 357 (Symrise) 


Butyl Methoxydlbenzoylmethane 


1.50 




Alpha-Bisabolol nat. (Symrise) 


Bisabolol 


0.10 




Symrise Perfiimdl 


Fragrance (Parfum) 


0.20 




Pemulen TR 2 (Novion) 


Acrylates/C10-30 AlkyI Acrylate 
Crosspolymer 


0.25 




Cetiol OE (Cognis) 


Dicaprylyl Ether 


3.00 


C 


Phenoxyethanol (Symrise) 


Phenoxyethanol 


0.70 




Solbrol M (Bayer) 


Methylparat)en 


0.20 




Solbrol P (Bayer) 


Propylparaben 


0.10 


D 


Natrium hydroxid 10% aq. 


Sodium Hydroxide 


0.60 



Alle Rohstoffe von Teil A in Wasser losen. Fur Teil B Neo Hello pan® MBC und 
Neo Heliopan® 357 unter Erhitzen in Neo Heliopan® AV und E 1000 losen. 
5 Alle anderen Bestandteile von Teil B bei Raumtemperatur zugeben. Pemulen 
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gleichma&ig unter starkem Ruhren dispergieren. Teil B zu Teil A geben und 
homogenisieren. Fur Teil C Solbrol M und P in Phenoxyethanol unter Erhitzen 
auf ca. SC'C Idsen und zu Teil A/B geben. Teil D unter Ruhren zu Teil A/B/C 
geben und homogenisieren. Der pH-Wert des Endproduktes sollte 7,0 
5 betragen. 
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Beispiel 10: Shampoo mit hautaufhellenden Eigenschaften 



Teil 


Rohstoffname (Herstelier) 


INCI-Name 


% (w/w) 


A 


Crinipan® AD (Symrise) 


Climbazole 


0.50 




Dragocide Liquid (Symrise) 


Phenoxyethanol (and) Methylparaben 
(and) Ethylparaben (and) Butylparat)en 
(and) Propylparaben (and) 
Isobutylparaben 


0.70 


B 


Texapon NSO BZ (Cognis) 


Sodium Laureth Sulfate 


27.00 




Dehyton K 


Cocamidopropyl Betaine 


12.00 




Softigen 767 


PEG-6 Caprylic/Capric Glycerides 


2.50 




Neo Heliopan*^ Hydro (15 % 
wassr. Losung neutralisiert mit 
NaOH) (Symrise) 


Phenylbenzimidazde Sulfonic Add 


3.38 




Ariypon F 


Laureth-2 


2.00 




Witch Hazel Distillate (Symrise) 


Hamamells Virginiana (Witch Hazel) 
Distillate 


1.00 




Alpha Bisabolol, naturiich 
(Symrise) 


Bisabolol 


0.10 




Symrise Perfumol 


Ffagrance (Parfiim) 


0.50 




D - Panthenol 


Panthenol 


0.40 


C 


Demineralisiertes Wasserr 
Salicin 


Water (Aqua) 


47.82 
0,2 




Polymer JR 400 


Polyquatemium-10 


0.40 


D 


Solubilizer (Symrise) 


PEG 40 Hydrogenated Castor Oil, 
Trideceth-9, Propyleneglycol, Water 


3,0 




Neo Heliopan 357 (Symrise) 


Butyi Methoxydibenzoylmethane 


0,5 



Crinipan® AD unter Ruhren zu Dragocide Liquid geben, bis Crinipan® AD 
vollstandig geldst ist. Aile Bestandteile von Teil B unter Ruhren mit Teil A 
5 versetzen bis Teil A/B homogen ist. Polymer (Teil C) unter Ruhren ins Wasser 
geben und bis zur vollstandigen Losung rtihren. Dann zu Teil A/B geben. Fur 
Teil D die Oikomponenten im Solubiltsator losen und unter Ruhren zu Teil 
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A/B/C geben. Der pH-Wert des finalen Anti-Schuppen-Shampoos sollte etwa 
7,5 betragen. 
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Beispici 11: Hautaufhellender Haar-Conditioner mit UVB/UVA -Schutz 



Tell 


Rohstoffname (Hersteiler) 


INCI-Name 


% ( w/w) 


A 


Lanette O (Cognis) 


Cetearyl Alcohol 


2.50 




Eumuigin B 2 (Cognis) 


Ceteareth-20 


0.70 




Neo Heliopan 357 


Butyl methoxydibenzoylmethane 


0.50 




Neo Heliopan® E 1000 (Symrise) 


Isoamyl p-Methoxydnnamate 


2.00 


B 


Deminerallsed Water 


Water (Aqua) 


91.57 




Crotein Q (Croda) 


Hydroxypropyttrimonium Hydrolyzed 
Collagen 


1.00 




Dehyquart SP 


Quat6mium-52 


0.50 




Sallcin 




0,20 




Citric Acid 


Citric Acid 


0.13 




Symrise Perfumdl 


Fragrance (Parfum) 


0.40 


C 


Phenonip (Clariant) 


Phenoxyethanol (and) Methylparaben 
(and) Ethylparaben (and) Butylparaben 
(and) Propylparaben (and) 
Isobutylparaben 


0.50 



Tell A auf 70**C erhitzen. Die Rohstoffe von Tell B mit Ausnahme des 
Parfumdis in Wasser losen, auf 90**C ertiitzen und diese Losung unter Riihren 
5 zu Tell A geben. Die Emulsion unter langsamen Ruhren auf 40°C abkuhlen 
und das Parfumol unter Riihren zugeben. Nach 24 Stunden Lagerung 
Phenopip unter Ruhren zugeben. Der pH-Wert des Endprodukts sollte etwa 
3,5 betragen. 



wo 2005/079743 PCT/EP2005/050244 

-44- 



Beispiei 12 : Hautaufhellende Feuchtigkeitscreme O/W 





Konstoirnafne \nersiGii9r/ 




Gehalt in 
Gew.-% 


A 


PCL liquid (Symrise) 


Ceteryl Ethylhexanoate, 
Isopropyl myristate 


3,0 




Dragophos S (Symrise) 


oOQium uinyaroxyceQfi "nospnaTO 






Isodragol (Symrise) 


Triisononanoin 


7.0 




Dracorin GMS (Symrise) 


GLYCERYL STEARATE 


2.0 




Lanette 18 (Care Chemicals) 


Stearyl Alcohol 


4.5 




Dow Coming 200 Fluid (Dow 
Coming) 


Dimethicone 


2.0 


B 


Wasser 


Water (Aqua) 


71.0 




l-lydrolite-5 (Symrise) 


Pentyiene Glycol 


3.0 




Salicin 




1.0 




Mg Ascorbylphosphate 


Magnesium Ascort^ylphosphate 


3.0 




Dragocid Liquid (Symrise) 


Methylparaben, Phenoxyethanol, 
Ethylparaben, Butylparaben, 
Propylparaben, Isobutylparaben 


0.8 




Citronensaure 10 %ige Losung 


Citric add 


0,35 


C 


Parfiimdl 


Fragrance 


0.35 



Cabopol in Wasser quellen. Phasen A und B getrennt auf SC^C erhitzen. Phase B zu 
Phase A geben, danach erst emulgieren. Unter einem Biattruhrer kaltriihren. Die 
5 Ruhrgeschwindigkeit mit abnehmender Temperatur reduzieren. Bei 40''C die 
Rohstofle der Phase C zugeben. 
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Beispiel 13 : Hautaufhellende Gesichtscreme O/W 



Ten 


Rohstoffname (Hersteller) 


Chemische Bezeichnung 


Gehalt in 
Gew.-% 


A 


Draoorin 100 s.e. P (Symrise) 


Glyceryl Stearate, PEG-100 
Stearate 


8,0 




Dracorin GMS (Symrise) 


Glyceryl Stearate 


3,0 




Paraffinol 5 Grad E (Parafluid) 


ParafTinum Liquidum 


4,0 




Lanette 16 (Care Chemicals) 


Cetyl Alcohol 


2,0 




isopropylmyristat (Symrise) 


Isopropyl Myristate 


8,0 




Abil 350 (Goldschmidt) 


Dimethlcone 


0,3 


B 


Wasser 


Water (Aqua) 


67.85 




Propylenglykol-1 ,2 99 P GC 
(Dow Benelux) 


Propylene Glycol 


5,0 




Salicin 




0,5 




Neo-Dragodd Pulver (Symrise) 


Methylparaben, Sorbic Acid, 
Dehydroaoetic Add, Propylparaben 


0.8 




Natriumhydroxid 10 %ige Losung 


Sodium Hydroxide 


0,25 




Parfumol 


Fragrance 


0.30 



Herstellungshinweis: 

5 Phase A und B getrennt auf ca. SCO erhitzen. Unter einem Ultra-Turrax- 
Ruhrer Phase B zu Phase A geben und emulgieren. Die Creme wird unter 
einem Blattruhrer Icaltgeruhrt, wobei die Ruhrgeschwindigkeit mit 
abnehmender Temperatur von 250 U/min reduziert wird. Phase C wird bei ca. 
40^*0 zugefugt. 

10 Experiment 1 fDeoiamentierende Wirkuno) 

B16V Maus Melanoma-Zellen werden in eine 96well-Mikrotiterplatte in einer 
Konzentration von 5 x 10^ Zellen/well ausgesat. Nach 24 h Kultivierung bei 
37*0 und 5 % CO2 in RPMI-Medium, angereichert mit 10 % fotalem 
Kalberserum, werden verschiedene Konzentrationen der Testsubstanzen 

15 sowie 0,3 mM Tyrosin und 10 nM a-MSH (oc-Melanocyte Stimulating 
Hormone) zugegeben und fur weitere 96 h inkubiert. Die maximale 
Einsatzkonzentration der Testsubstanzen entspricht dem O.lfiachen Wert des 
jeweiligen IC2o-Wertes des Zytotoxizitats-Assays. Parallel wird mit Kojisaure 
als Standard in Konzentrationen von 0,01 mM, 0,1 mM und 1 mM inkubiert 

20 Nach der Inkubation wird das Kulturmedium mit SDS und NaOH 
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(Endkonzentrationen: 1mM bzw. 1M) versetzt und die Absorption (A) nach 3 h 
bei 400 nm gemessen. 

Die Inhibition der Pigmentierung in Anwesenheit der Testverbindungen oder 
der Kojisaure wurden gemass der folgenden Gleichung berechnet: 

5 Inhibition der Pigmentierung (%) = 100- [(ArestverttrKiung/AKootioiie) x 100] 

Aus der Inhibition der Pigmentierung (%) in einer Reihe von Verdiinnungen 
von Testverbindungen wird fiir jede Testverbindung der IC50 berechnet. Dies 
ist die Konzentration einer Testverbindung, bei der die Pigmentierung zu 50 % 
gehemmt wind. 

10 Tabelle 3 



Testsubstanz 


ICso (|lM) 


Kojisaure 


452.3 


2-{Hydroxymethyl)-phenyl-li- 
D-glucopyranosid (Salicin) 


164,3 


2-(Hydroxymethyl)- 
benzylalkohol (Saligenin) 


210,9 . 


2-Hydroxy-3-Methoxy- 
Benzylalkohol 


Inaktiv 



Diese Daten zeigen, dass Salicin und Saligenin einen etwa 3fach starkeren 
depigmentierenden Effekt auf B16V-Melanoma-Zellen haben als Kojisaure. 
Eine zusatzliche Methoxy-Substitution der Phenylrings in 3-Position fiihrt zu 
15 einem Verlust der depigmentierenden Aktivitat. 
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Patentanspriiche 
1 . Verwendung einer Verbindung der Formel (I) 



5 




(I) 

wobei gilt: 
n = 1-10, 

ist ausgewahit aus der Gmppe bestehend aus: H, verzweigtes oder 
10 unverzweigtes Ci-Ci4-Alkyl, verzweigtes Oder unverzweigtes CjrCu-Alkenyl, 
verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkinyl, substituiertes Oder 
unsubstituiertes ArylalkyI, Cyclohexyi, Cyclopentyl, substituiertes Oder 
unsubstituiertes Phenyl, substituiertes oder unsubstituiertes Monosaccharid, 
SO3H, SOsNa, 



15 (CH2)i.ioOH. COR, SiRR'R", POaHNa, POaNaz und 

wobei R, R', R" unabhangig voneinander ausgewahit sind aus der Gruppe 
bestehend aus: H, Ci-Ci4-Allcyl, C2-Ci4-Alkenyl, C2-Ci4-Alkinyl, Cyclohexyi, 
Cydopentyl, substituiertes oder unsubstituiertes Phenyl und heterozyklischer 
Ring, 

20 sowie 




R^ ist ein enzymatisch spaltbarer Substrtuent oder ausgewahit aus der Gmppe 
bestehend aus: H, verzweigtes oder unverzweigtes Ci-Cu-AlkyI, verzweigtes 
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oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkeny1, verzweigtes Oder unverzweigtes C2-C14- 
Alkinyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl, substituiertes und unsubstituiertes Phenyl 
Oder substituiertes Oder unsubstituiertes Arylalkyi 

zur Aufhellung von Haut und/oder Haar. 

5 2. Verwendung nach Anspruch 1, wobei fur die Verbindung der Formel (I) 
gilt: 

ist ausgewahit aus der Gruppe enzymatisch spaltt^arer Substituenten 
bestehend aus: SO3H. SOaNa, (CH2)i-ioOH, COR, POsHNa und POsNaz, 

wobei R, R' unabhangig voneinander ausgewahit sind aus der Gruppe 
10 bestehend aus: H, Ci-Cu-AlkyI, C2-Ci4-Alkenyl. Cz-Cw-Alkinyl, Cydohexyl, 
Cyclopentyl, substituiertes Oder unsubstituiertess Phenyl und heterozyklischer 
Ring. 

3. Verwendung nach Anspruch 1, wobei in Formel (I) gilt: 

R^ ist ausgewahit aus der Gruppe enzymatisch spaltbarer. substituierter Oder 
15 unsubstituierter Monosaccharide, die t>esteht aus: Glucose, Mannose Oder 
Galactose. 

4. Verwendung nach einem der vorangehenden Anspmche, wobei in Formel 
(I) gilt: 

n = 1 -4, 

20 R^ ist ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus: H, verzweigtes oder 
unverzweigtes Ci-Cu-AlkyI, verzweigtes Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, 
verzweigtes Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkinyl, substituiertes Oder 
unsubstituiertes Arylalkyi, substituiertes Oder unsubstituiertes Phenyl, 
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substituiertes oder unsubstituiertes Monosaccharid, (CH2)i.ioOH, COR, SR. 

9 o 




HO 

PO3RR' und 

wobei R, R' unabhangig voneinander ausgewahit sind aus der Gmppe 
bestehend aus: H und Ci-Ci4rAlkyl. 

5 5. Verwendung nach Anspaich 1, wobei in Formel (I) gilt 

n = 1 -4, 

R^ ist ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus: H, verzweigtes Oder 
unverzweigtes Ci-Ci4-Alkyl, verzweigtes und unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, 
verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkiny^, substituiertes Oder 
10 unsubstituiertes ArylalkyI, substituiertes oder unsubstituiertes Phenyl, 
substituiertes oder unsubstituiertes Monosaccharid, (CH2}i.ioOH, COR, SR, 



O 



O 




HO 

PO3RR' und ^ , wobei R, R' unabhangig voneinander 

ausgewahit sind aus der Gmppe, die besteht aus: H und Ci-Ci4-Alkyl, 

sowie 

15 R^ ist ausgewahit aus der Gruppe bestehend aus: H, verzweigtes oder 
unverzweigtes Ci-Ci4-Alkyl, verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, 
verzweigtes oder unverzweigtes Cz-Cu-Alkinyi und substituiertes oder 
unsut>stitui6rtes Phenyl. 

6. Verwendung von Saligenin, Fragilin, Populin, Tremuloidin, Salicortin, 2-0- 
20 Aoetylsalicortin oder Tremulacin zur Aufhellung von Haut und/oder Haar. 



7. Verwendung von Salicin zur Aufhellung von Haut und/oder Haar. 
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8. Kosmetische Oder therapeutische FoiTnulieaing enthaltend eine auf Haut 
und/oder Haar aufhellend wirkende Menge der Verbindung der Formel (1) 



(I) 



wobei gilt: n = 1-10, 



ist ausgewahit aus der Garppe bestehend aus: H, verzweigtes oder 
unverzweigtes Ci-Cu-Alkyl, verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, 
verzweigtes oder unverzweigtes C2-Ct4-Alkinyi, substituiertes oder 
10 unsubstituiertes ArylalkyI, Cydohexyl, Cydopentyl, substituiertes oder 
unsubstituiertes Phenyl, substituiertes oder unsubstituiertes Monosaccharid, 
SO3H, SOaNa, (CH2)i.ioOH, COR, 



SiRR'R", POsHNa, POsNaz und 




wobei R, R', R" unabhangig voneinander ausgewahit sind aus der Gaippe 
15 bestehend aus: H, Ci-Ci4-Allcyl, C2-Ci4-Alkenyl, C2-Ci4-Alkinyl, Cydohexyl, 
Cydopentyl, substituiertes oder unsubstituiertes Phenyl und heterozyklischer 
Ring, 



sowie 



R^ ist ein ens^matisch spaltbarer Substituent oder ausgewahit aus der Gnjppe 
20 bestehend aus: H, verzweigtes oder unverzweigtes Ci-Cu-AlkyI, verzweigtes 
Oder unverzweigtes C2-Ci4-Alkenyl, verzweigtes oder unverzweigtes C2-C14- 
Alklnyl, Cydohexyl, Cydopentyl, substituiertes und unsubstituiertes Phenyl 
Oder substituiertes oder unsubstituiertes ArylalkyI 
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zur Aufhellung von Haut und/oder Haar. 

9. Kosmetische Oder therapeutische Formulieaing enthaltend eine auf Haut 
und/oder Haar aufhellend wirkende Menge Saligenin, Salicin, Fragilin, 
Populin, Tremuloidin, Salicortin, 2-O-Acetylsalicortin Oder Tremuladn. 
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